PCT 




WELTORGANISATION FOR GEISTIGES EIGENTUM 
Internationales Buro 

INTERNATIONALE ANMELDUNG VEROFFENTLICHT NACH DEM VERTRAG OBER DIE 
INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM GEBIET DES PATENTWESENS (PCT) 



(51) Internationale Patentklassifikation 6 : 
C07D 417/10, A01N 43/80 



Al 



(11) Internationale Veroffentlichungsnummer: WO 97/38996 

23. Oktober 1997 (23.10.97) 



(43) Internationales 

Veroffentlichungsdatum 



(21) Internationales Aktenzeichen: PCT/EP97/0 1 855 

(22) Internationales Anmeldedatum: 14. April 1997 (14.04.97) 



(30) Prioritatsdaten: 

196 14 858.8 



16. April 1996 (16.04.96) 



DE 



(71) Anmelder(fiiralleBestimmungsstaatenausserUS): BASF AK- 

TIENGESELLSCHAFT [DE/DE]; D-67056 Ludwigshafen 
(DE). 

(72) Erflnder; und 

(75) Erfinder/Anmelder (nur far US): ENGEL, Stefan [DE/DE]; 
Friedrich-Ebert-Strasse 13, D-65510 Idstein (DE). VON 
DEYN, Wolfgang [DE/DE]; An der Bleiche 24, D- 
67435 Neustadt (DE). HILL, Regina, Luise [DE/DE]; 
Ziegelofenweg 40, D-67346 Speyer (DE). KARDORFF, 
Uwe [DE/DE]; D 3.4, D-68159 Mannheim (DE). OTTEN, 
Martina [DE/DE]; Gunterstrasse 28, D-67069 Ludwigshafen 
(DE). PLATH, Peter [DE/DE]; Hans-Balcke-Strasse 13, 
D-67227 Frankenthal (DE). VOSSEN, Marcus [DE/DE]; 
Wilhelm-Wundt-Strasse 7, D-68I99 Mannheim (DE). 
MISSLITZ, Ulf [DE/DE]; Am Herzel 40, D-67433 
Neustadt (DE). WALTER, Helmut [DE/DE]; Grunstadter 
Strasse 82, D-67283 Obrigheim (DE). WESTPHALEN, 



Karl-Otto [DE/DE]; Mausbergweg 58, D-67346 Speyer 
(DE). 

(74) Gemeinsamer Vertreter: BASF AKTIENGESELLSCHAFT; 
D-67056 Ludwigshafen (DE). 



(81) Bestimmungsstaaten: AU, BG, BR, BY, CA, CN, CZ, EE, 
GE, HU, IL, JP, KR, KZ, LT, LV, MX, NO, NZ, PL, RO, 
RU, SG, SI, SK, TR, UA, US, UZ, VN, eurasisches Patent 
(AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, TJ, TM), europaisches 
Patent (AT, BE, CH, DE, DK, ES, FI, FR, GB, GR, IE, IT, 
LU, MC, NL, PT, SE). 



Veroffentlicht 

Mit internationalem Recherchenbericht. 



(54) Title: HERBICIDAL HETEROCYCLIC ALLY SUBSTITUTED BENZOYLISOTHIAZOLES 
(54) Bezeichnung: HERBIZIDE HETEROCYCLISCH SUBSTITUIERTE BENZOYLISOTHIAZOLE 



(57) Abstract 



(1) 



(2) 



4-benzoylisothiazoles have the 
general formula (1), in which the sub- 
stituents have the following meanings: 
X stands for oxygen or sulphur; R l 
stands for hydrogen, alkyl, alkenyl, 
alkinyl, optionally substituted alkoxy- 
carbonyl, aryl, heterocyclyl or hetaryl; 
R 2 stands for hydrogen, alkyl, alkenyl, 
alkinyl, cycloalkyl or cycloalkenyl, whereas these radicals can bear one or several halogen, alkyl, alkenyl or alkinyl groups, or R 2 stands 
for aryl, hetaryl or heterocyclyl; R 3 stands for a radical of general formula (2), in which Z and the R 4 , R 5 , R 6 and R 7 substituents have the 
meanings given in claim 1. Also disclosed are the salts commonly used in agriculture of the 4-benzoylisothiazoles of general formula (1), 
a process for preparing the same and their use as herbicides. 

(57) Zusammenfassung 

4-Bcnzoylisothiazole der allgemeinen Formel (1), in der die Substituenten die folgende Bedeutung haben: X Sauerstoff oder Schwefel; 
R 1 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl; ggf. subst. Alkoxycarbonyl; ggf. subst. Aryl, ggf. subst Heterocyclyl oder ggf . subst. Hetaryl; 
R 2 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl oder Cycloalkenyl, wobei diese Reste eine oder mehrere der folgenden Gruppen 
tragen konnen: Halogen, Alkyl, Alkenyl oder Alkinyl; Aryl, Hetaryl oder Heterocyclyl; R 3 ein Rest der allgemeinen Formel (2), in der 
Z und die Substituenten R 4 , R 5 , R 6 und R 7 die in Anspmch 1 angegebene Bedeutung haben, sowie landwirtschaftlich Ubliche Salze der 
4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel (1), Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre Verwendung als Herbizide. 
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Herbizide heterocyclisch substituierte Benzoyliso thiazole 
Beschreibung 

5 

Die vorliegende Erfindung betrifft neue substituierte Benzoyliso- 
thiazole, Verfahren zu ihrer Herstellung und ihre Verwendung als 
Herbizide . 

10 Aus der Pa tentli teratur (EP 0 527 036, EP 0 527 037, EP 0 560 
482, EP 0 580 439, EP 0 588 357, EP 609 797, EP 0 609 798, 
EP 0 636 622, WO 94/14782, WO 94/ 18179, WO 95/15691 und 
WO 95/16678) ist bekannt, daB substituierte 4-Benzoyl-5-cycloal - 
kylisoxazole eine Verbindungsklasse mit ausgepragter herbizider 

15 Aktivitat im Vorauflauf verfahren darstellen. 4- (2-Sulf onyl - 

methyl-4-trif luormethylbenzoyl ) -5-cyclopropylisoxazol , ein Ver - 
treter dieser Verbindungsklasse wird von Rhone-Poulenc als 
herbizider Wirkstoff gegen mono- und dikotyle Schadpf lanzen im 
Vorauflauf verfahren in Mais entwickelt (RPA 201772, Technical 

20 Bulletin) . 

Daruber hinaus ist die herbizide und insektizide Aktivitat sub- 
stituierter 4-Alkyl- bzw. 4-Cycloalkyl-5-aryl- bzw. -5-hetaryl- 
isoxazole bekannt (GB 2 284 600, WO 95/ 22903, WO 95/22904 und WO 
25 95/25105) . 

Die herbizide Aktivitat der bekannten Verbindungen ist bei man- 
gelhafter Wirkung im Nachauflauf verfahren auch im Vorauflauf - 
verfahren bei unvollstandiger Kul turpf lanzenvertraglichkeit nur 
30 teilweise bef riedigend . 

Erf indungsgem&fie herbizide oder insektizide 4-Benzoylisothiazole 
sind dem Stand der Technik bisher nicht zu entnehmen. 

35 4-Benzoylisothiazole haben bisher nur geringes synthetisches In- 
teresse erfahren. Substituierte Isothiazole und ihre carbo- 
cyclisch anellierten Derivate sind zwar Ziel grundlegender Unter - 
suchungen gewesen (beispielsweise : D. L. Pain, B. J. Peart, 
K. R. H. Wooldridge, Comprehensive Heterocyclic Chemistry, 

40 Vol. 6, Teil 4B, S- 131, Hrsq. A.R. Katritzky, Pergamon PRess, 
Oxford, 1984), acylierte und insbesondere benzoylierte Derivate 
wurden in der Iiiteratur nur vereinzelt beschrieben (beispiels- 
weise: A. J . Layton, E. Lunt, J. Chem. Soc. (1968) 611, A- Albe- 
rola, F. Alonso, P. Cuadrado, C. M. Sanudo, Synth. Commun. 17 

45 (1987) 1207, A. Alberola, F. Alonso, P. Cuadrado, C. M. Sanudo, 
J. Heterocycl. Chem. 25 (1988) 235). 
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Einige durch Hydroxypropylaminocarbonyl substituierte 4-Benzoyl- 
isothiazole sind in EP 0 524 781 und EP 0 617 010 als Muskel- 
relaxantien bzw. als geeignete therapeutische Amide bei Inkonti- 
nenz untersucht worden. 3 , 5-Di- ( tertiarbutyl ) -4-hydroxybenzoyl - 
5 isothiazole wirken laut EP 0 449 223 als Inhibitoren der 5-Lipo- 
xygenase und Cyclooxygenase entzundungshemmend. 

Aus US 5 034 385 geht hervor, dafl durch Carbapeneme substituierte 
Benzoylisothiazole antibakterielle Wirkung aufweisen. 

10 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue herbizide Wirkstoffe 
mit verbessertem Wirkprofil und Kulturpf lanzenvertraglichkeit zur 
Verfugung zu stellen. 

15 Uberraschenderweise zeigen die erf indungsgemaBen Benzoylisothia- 
zole der allgemeinen Pormel 1 bei Kulturpf lanzenvertraglichkeit 
ausgepragte herbizide Aktivitat gegen Schadpf lanzen. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind 4 -Benzoylisothiazole 
20 der allgemeinen Forme 1 1 



25 




30 in der die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 
X Sauerstoff Oder Schwefel; 

ri Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl; ggf. subst. Alkoxy- 

35 carbonyl; 

ggf. subst. Aryl, ggf. subst. Heterocyclyl oder ggf. 

subst, Hetaryl; 

R2 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl oder 

40 Cycloalkeny 1 , wobei diese Reste einen oder mehrere der 

folgenden Gruppen tragen kdnnen: Halogen, Alkyl, Alkenyl 
oder Alkinyl; 

Aryl, wobei dieser Rest einen oder mehrere der folgenden 
Gruppen tragen kann: 
45 Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, 

Alkylthio oder Alkenylthio, wobei diese Reste partiell 
oder vollstandig halogeniert sein kdnnen oder einen oder 
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3 

mehrere der folgenden Gruppen tragen konnen: 

Alkoxy, Alkenyloxy, Aryloxy, Alkylsulf onyl , Alkenylsulf o - 

nyl Oder Arylsulf onyl ; 

Alkylsulf onyl oder Alkoxycarbonyl; 

ggf. subst. Aryloxy Oder ggf. subst. Arylthio; 

ggf- subst. Mono- Oder Dialkylamino , ggf. subst. 

Mono- oder Diarylamino oder ggf. subst. N - Alky 1 - N - aryl - 

amino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 

kdnnen ; 

Halogen, Cyano oder Nitro; 

Hetaryl oder Heterocyclyl , wobei diese Reste partiell 
oder vollstandig halogeniert sein konnen oder einen oder 
mehrere der folgenden Gruppen tragen konnen: 
Alkyl, Alkoxy oder Aryl und wobei im Fall von Hetero- 
cyclyl mindestens einer der Stickstoffe eine der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Haloalkyl, Alkoxy, 
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkyloxy, Haloalkoxy, ggf. 
subst. Aryl oder ggf. subst. Aryloxy; 

ein Rest der allgemeinen Formel 2 




in der die Subst ituenten die folgende Bedeutung haben: 

5- oder 6-gliedrige heterocyclische, gesattigte oder 
ungesattigte Reste, enthaltend ein bis drei Heteroatome, 
ausgewahlt aus der Gruppe Sauerstoff , Schwefel oder 
Stickstoff, der gegebenenf alls durch Halogen, Cyano, 
Nitro, eine Gruppe -CO-R 8 , Alkyl, Haloalkyl, Cycloalkyl, 
Alkoxy, Haloalkoxy, Alkylthio, Haloalkyl thio, Di-alkyla- 
mino Oder ggf. durch Halogen, Cyano, Nitro, C1-C4 -Alkyl 
oder C1-C4 -Halogenalkyl substituiertes Phenyl oder eine 
Oxogruppe, die gegebenenf alls auch in der tautomeren Form 
als Hydroxygruppe vorliegen kann, substituiert ist oder 
der mit einem ankondensierten durch Halogen, Cyano, 
Nitro, Alkyl oder Haloalkyl substituierten Phenylring, 
einem ankondensierten Carbocyclus Oder einem ankonden- 
sierten, ggf. durch Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl, Di-al- 
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kylamino, Alkoxy, Haloalkoxy, Oder Haloalkyl substituier- 
ten zweiten Heterocyclus ein bicyclisches System bildet, 

R4-rv k6nnen gleich Oder verschieden sein und stehen unabhangig 
5 voneinander fur Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl , Alkinyl, 

Cycloalkyl, Cycloalkenyl, Cycloalkylalkyl , Cycloalkylal - 
kenyl, Cycloalkylalkinyl, Aryl, Arylalkyl, Arylalkenyl, 
Arylalkinyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, 
Cycloalkoxy, Cycloalkylalkoxy, Cycloalkylalkenyloxy , Cy- 
10 cloalkylalkinyloxy, Cycloalkenyloxy , Aryloxy, Arylalkoxy, 

Arylalkenyloxy, Aryl alkinyloxy , Thio, Alkyl thio, Alkenyl - 
thio, Alkinylthio, Cycloalkylthio, Cycloalkylalkyl thio, 
Cycloalkylalkenylthio, Cycloalkylalkinyl thio, Cycloalke- 
nylthio, Arylthio, Arylalkyl thio, Arylalkenyl thio, Ary- 
15 lalkinylthio, Amino, ggf . subst. Mono- Oder Dialkylamino, 

ggf. subst. Mono- oder Diarylamino, ggf. subst. N-Alkyl- 
N-arylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich Oder verschieden 
sein konnen, Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkylamino, 
Cycloalkenylamino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Alkenylsulf o - 
20 nyl, Alkinylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl , Cycloalkylal - 

kylsulfonyl, Cycloalkylalkenylsulf onyl , Cycloalkylalki - 
nylsulfonyl, Arylsulf onyl , Arylalkylsulf onyl , Arylalke- 
nylsulfonyl, Arylalkinylsulf onyl , Sulfoxyl, Alkyl - 
sulfoxyl, Alkenyl sulfoxyl, Alkinylsulf oxyl , Cycloalkyl- 
25 sulfoxyl, Cycloalkylalkylsulfoxyl, Cycloalkylalkenylsul - 

foxyl, Cycloalkylalkinylsulfoxyl, Arylsulf oxyl, Arylal- 
kylsulf oxyl, Arylalkenylsulfoxyl, Arylalkinylsulf oxyl , 
ggf. subst. Mono- oder Dialkylaminosulf onyl , ggf. subst. 
Mono- oder Diarylaminosulf onyl , ggf. subst. N-Alkyl- 
30 N-arylaminosulfonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 

verschieden sein kdnnen, Alkylcarbonyl , Alkenylcarbonyl , 
Alkinylcarbonyl, Cycloalkylcarbonyl , Cycloalkylalkylcar- 
bonyl, cycloalkylalkenylcarbonyl, Cycloalkylalkinylcarbo- 
nyl, Arylcarbonyl , Aryl alkylcarbonyl , Arylalkenylcarbo- 
35 nyl, Arylalkinylcarbonyl , Carboxyl, Alkoxycarbonyl , 

Alkenyloxycarbonyl , Alkinyloxycarbonyl , Cycloalkoxy - 
carbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl , Cycloalkyl alkenyloxy- 
carbonyl, Cycloalkylalkinyloxycarbonyl, Aryloxycarbonyl , 
Arylalkoxycarbonyl, Arylalkenyloxycarbonyl , Arylalkinylo- 
40 xycarbonyl. Aminocarbonyl , ggf. subst. Mono- oder 

Dialkylaminocarbonyl, ggf. subst. Mono- oder Diarylamino - 
carbonyl, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei 
Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, ggf. 
subst. Mono- oder Dialkylcarbonylamino, ggf. subst. Mono- 
45 oder Diarylcarbonylamino, ggf. subst. N- Alkyl -N-arylcar- 

bonylamino. wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
sein k6nnen, Alkoxyaminocarbonyl , Alkenyloxycarbonyl- 
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15 



20 



25 



30 



35 



amino, Alkinyloxycarbonyl amino, Cycloalkoxycarbonylamino, 
Cycloalkylalkoxycarbonylamino, Cycloalkylalkenyloxycarbo - 
nyl amino, Cycloalkylalkinyloxycarbonylamino, Aryloxycar- 
bonylamino, Arylalkoxycarbonyl amino, Arylalkenyloxycarbo- 
nylamino, Arylalkinyloxycarbonylamino, Halogen, Halo- 
alkyl, Haloalkenyl, Haloalkinyl, Haloalkoxy, Haloalkenyl - 
oxy, Haloalkinyloxy, Haloalkylthio, Haloalkenyl thio , Ha- 
loalkinyl thio, Haloalkylamino, Haloalkenylamino, Haloal- 
kinylamino, Haloalkylsulf onyl , Haloalkenylsulf onyl , Halo- 
alkinylsulfonyl, Haloalkylsulf oxyl , Haloalkenylsulf oxyl, 
Haloalkinylsulf oxyl , Haloalkylcarbonyl , Haloalkenylcarbo - 
nyl, Haloalkinylcarbonyl, Haloalkoxycarbonyl , Haloalke- 
nyloxycarbonyl , Haloalkinyloxycarbonyl , Haloalkylamino - 
carbonyl, Haloalkenylaminocarbonyl , Haloalkinylaminocar- 
bonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenyloxycarbonyla- 
mino, Haloalkinyloxycarbonylamino, Cyano oder Nitro oder 
ein der folgenden Gruppen: 










0 



II 




45 



n = l, 2, 3;m = 0, 1, 2, 3 
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Ri, R 5 konnen gemeinsam eine fxinf- Oder sechsgliedrige, gesat- 
tigte Oder ungesattigte, aromatische oder nicht aromati- 
sche, ggf . subst. Alkylen- , Alkenylen- oder Alkdienylen- 
kette bilden; 

5 

rs Alkyl. Haloalkyl, Alkoxy, Oder NR 9 R 10 , 

R» Wasserstoff oder Alkyl, 

Rio Alkyl , 

10 sowie landwirtschaf tlich ubliche Salze der 4-Benzoylisothiazole 
der allgemeinen Formel 1. 

Bei der elngangs angegebenen Definitionen der Verbindungen I 
warden Sammelbegrif f e verwendet, die allgemein reprasentativ fur 
15 die folgenden Gruppen stehen: 

Halogen: Fluor, Chlor, Brom und Jod; 

Alkvl : geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 oder 
20 10 Kohlenstoffatomen, z.B. d-C 6 -Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 
1-Methylethyl, Butyl, 1-Methyl-propyl , 2-Methylpropyl , 
1, 1-Dimethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl , 2-Methylbutyl , 
3 -Me thy lbutyl, 2 , 2-Di-methylpropyl , 1-Ethylpropyl , Hexyl, 

1.1 - Dime thy lpropyl, 1 , 2-Dimethylpropyl , 1-Methylpentyl , 2-Methyl - 
25 pentyl, 3-Methylpentyl , 4-Methylpentyl, 1 , 1 -Dime thy lbutyl , 

1. 2- Dimethylbutyl, 1, 3 -Dime thy lbutyl, 2 , 2 -Dime thy lbutyl , 

2. 3- Dimethylbutyl, 3 , 3-Dimethy lbutyl, 1-Ethy lbutyl , 2-Ethy lbutyl , 
1, 1,2-Trimethy lpropyl, 1 , 2 , 2-Trimethylpropyl , 1-Ethyl-l-methyl - 
propyl und 1- Ethyl-2-methy lpropyl ; 

30 

Alkvlamino; eine Aminogruppe, welche eine geradkettige oder ver- 
zweigte Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen wie vorstehend 
genannt tragt; 

35 Dialkvlamino; eine Aminogruppe, welche zwei voneinander unab- 
hangige, geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit jeweils 1 
bis 6 Kohlenstoffatomen wie vorstehend genannt, tragt; 

MW1r.arbonvl8 geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 
40 bis 10 Kohlenstoffatomen, welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) 
an das Gerust gebunden sind; 

Alkvlsulfonvl; geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 
bis 6 oder 10 Kohlenstoffatomen, welche uber eine Sulf onylgruppe 
45 (-S0 2 -) an das Gerust gebunden sind; 
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Alkvlsulf oxvl : geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 
1 bis 6 Kohlenstof f atomen, welche iiber eine Sulf oxylgruppe 
(_ S (=0)-) an das Geriist gebunden sind; 

5 Alkvlaminocarbonvl : Alkylaminogruppen mit 1 bis 6 Kohlenstof f - 
atomen wie vorstehend genannt, welche uber eine Carbonylgruppe 
(-CO-) an das Geriist gebunden sind; 

Dialkvlfr i^n ggarbonvl ; Di alkylaminogruppen mit jeweils 1 bis 
10 6 Kohlenstof f atomen pro Alkylrest wie vorstehend genannt, welche 
iiber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Geriist gebunden sind; 

Alkvlamip otAiocarbonvl ; Alkylaminogruppen mit 1 bis 6 Kohlen- 
stoff atomen wie vorstehend genannt, welche uber eine Thiocar- 
15 bonylgruppe (-CS-) an das Geriist gebunden sind; 

p-t ^ifcy^ minothioearbonvl s Dialkylaminogruppen mit jeweils 1 bis 
6 Kohlenstof f atomen pro Alkylrest wie vorstehend genannt, welche 
iiber eine Thiocarbonylgruppe (-CS-) an das Geriist gebunden sind; 

20 

Haloalkvl ; geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 
Kohlenstof f atomen, wobei in diesen Gruppen teilweise oder voll- 
st&ndig die Wasserstof f atome durch Halogenatome wie vorstehend 
genannt ersetzt sein konnen, z.B. Ci-C 2 -Halogenalkyl wie Chlor- 

25 methyl, Dichlormethyl , Trichlormethyl , Fluormethyl, Difluor- 
methyl , Tr if luorme thyl , Chlorf luormethyl , Dichlorf luorme thyl , 
Chlordif luormethyl, 1-Fluorethyl , 2-Fluorethyl , 2 , 2-Dif luorethyl , 
2,2,2-Trif luorethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl , 2-Chlor-2 , 2-dif luor- 
ethyl, 2, 2-Dichlor-2-f luorethyl, 2 , 2 , 2-Trichlorethyl und Penta- 

30 f luorethyl; 

Alkoxv; geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 
Kohlenstof f atomen wie vorstehend genannt, welche iiber ein Sauer- 
stoffatom (-0-) an das Geriist gebunden sind, z.B. Ci-C 6 -Alkoxy wie 

35 Methyloxy, Ethyloxy, Propyloxy, 1-Methylethyloxy , Butyloxy, 1-Me- 
thyl-propyloxy, 2-Methylpropyloxy, 1 , 1-Dimethylethyloxy , Pentyl- 
oxy , 1 -Me t hy lbu ty 1 oxy , 2 -Me thylbu ty loxy , 3 -Me thy lbu ty loxy , 
2 , 2-Di-methylpropyloxy , 1-Ethylpropyloxy , Hexyloxy , 1 , 1-Dimethyl - 
propyloxy, 1 , 2-Dimethylpropyloxy , 1-Methylpentyloxy, 2-Methyl- 

40 pentyloxy, 3-Methylpentyloxy , 4-Methylpentyloxy , 1 , 1-Dimethyl - 
butyloxy, 1 , 2-Dimethylbutyloxy, 1 , 3-Dime thy lbu ty loxy , 
2 , 2-Dimethylbutyloxy, 2 , 3-Dime thy lbu ty loxy , 3 , 3-Dimethylbutyloxy , 
1-Ethyl-butyloxy, 2-Ethylbutyloxy, 1 , 1 , 2-Trimethylpropyloxy , 
1, 2,2-Trimethylpropyloxy, 1-Ethyl-l-methylpropyloxy und 

45 l-Ethyl-2-methylpropyloxy; 
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ai fr^rvnarbonvl: geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 
1 bis 6 Kohlenstoffatomen, welche uber eine Oxycarbonylgruppe 
(-0C(=0)-) an das Gerust gebunden sind; 

Ha i oa lkoxv: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 6 
Kohlenstoffatomen, wobei in diesen Gruppen teilweise oder voll- 
standig die Wasserstof f atome durch Halogenatome wie vorstehend 
genannt ersetzt sein konnen, und wobei diese Gruppen uber ein 
Sauerstof fatom an das Gerust gebunden sind; 



10 



A^ withio; geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 
4 oder 6 Kohlenstoffatomen wie vorstehend genannt, welche uber 
ein Schwefelatom (-S-) an das Gerust gebunden sind, z.B. 
Ci-Ce-Alkylthio wie Methylthio, Ethylthio, Propylthio, 1 -Methyl - 
15 ethylthio, Butylthio, 1-Methylpropylthio, 2-Methylpropylthio, 
1 i-Dimethylethylthio, Pentylthio, 1-Methylbutylthio, 2-Methyl- 
butylthio, 3-Methylbutylthio, 2 , 2-Di-methylpropylthio, 1-Ethyl- 
propylthio, Hexylthio, 1 , 1-Dimethylpropylthio, 1 , 2-Dimethyl - 
propylthio, 1-Methylpentylthio, 2-Methylpentylthio, 3-Methyl- 
20 pentylthio, 4-Methylpentylthio, 1 , 1-Dimethylbutylthio, 

1 2-Dimethylbutylthio, 1, 3 -Dime thylbutyl thio. 2 , 2-Dimethylbutyl - 
thio, 2,3-Dimethylbutylthio, 3 , 3-Dimethylbutylthio, 1-Ethylbutyl 
thio, 2-Ethylbutylthio, 1 , 1 , 2-Trimethylpropylthio, 1,2.2-Tn- 
methylpropylthio, l-Ethyl-l-methylpropylthio und 
25 l-Ethyl-2-methylpropylthio; 

r^r.loalkvl: monocyclische Alkylgruppen mit 3 bis 6 Kohlenstof f - 
ringgliedem, z.B. Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl und 
Cyclohexyl ,- 



30 



Allcenvli geradkettige oder verzweigte Alkenylgruppen mit 2 bis 
6 oder 10 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung in einer 
beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkenyl wie Ethenyl, 1-Propenyl, 
2-Propenyl, 1 -Methyl ethenyl , 1-Butenyl, 2-Butenyl, 3-Butenyl, 
35 l-Methyl-l-propenyl, 2-Methyl-l-propenyl , l-Methyl-2-propenyl, 

2- Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 
4-Pentenyl, 1-Methyl-l-butenyl, 2-Methyl-l-butenyl , 

3- Methyl-l-butenyl, l-Methyl-2-butenyl, 2-Methyl-2-butenyl , 
3-Methyl-2-butenyl, l-Methyl-3-butenyl , 2-Methyl-3-butenyl, 

40 3-Methyl-3-butenyl, 1 , l-Dimethyl-2-propenyl , 

1 2-Dimethyl-l-propenyl, 1 , 2-Dimethyl-2 -propenyl , 

1- Ethyl-l-propenyl, l-Ethyl-2-propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 

3- Hexenyl. 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 1-Methyl-l-pentenyl , 

2- Methyl-l-pentenyl, 3-Methyl-l-pentenyl, 4-Methyl-l-pentenyl, 
45 l-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl , 3-Methyl-2-pentenyl, 

4- Methyl-2-pentenyl, l-Methyl-3-pentenyl , 2-Methyl-3-pentenyl, 

3- Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-pentenyl , l-Methyl-4-pentenyl , 
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2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl , 4-Methyl-4-pentenyl , 

1. 1- Dimethyl-2-butenyl, 1 , l-Di-methyl-3-butenyl , 

1 . 2- Dimethyl-l-butenyl , 1 , 2-Dimethyl-2-butenyl , 
1 , 2-Dimethyl-3-butenyl , 1 , 3 -Dimethyl- 1-bu tenyl , 

5 l,3-Dimethyl-2-bu tenyl, 1 , 3-Dimethyl-3-butenyl , 

2. 2- Dimethyl-3-butenyl, 2 , 3-Dimethyl-l-butenyl , 

2. 3- Dimethyl-2-butenyl, 2 , 3-Dimethyl-3-butenyl, 
3 , 3-Dimethyl-l-butenyl , 3,3 -Dimethyl-2-butenyl , 
1-Ethyl-l-butenyl , l-Ethyl-2-butenyl , l-Ethyl-3-butenyl , 

10 2-Ethyl-l-butenyl, 2-Ethyl-2-bu tenyl , 2-Ethyl-3-butenyl , 
1, 1, 2-Trimethyl-2-propenyl, 1- Ethyl-l-methyl-2-propenyl , 

1- Ethyl-2-methyl-l-propenyl und l-Ethyl-2-methyl-2-propenyl ; 

Alkenvloxv; geradkettige Oder verzweigte Alkenylgruppen mit 2 bis 
15 6 Kohlenstof f atomen und einer Doppelbindung in einer beliebigen 
Position, welche uber ein Sauerstof f atom (-O-) an das Gerust 
gebunden sind; 

Alkenvlthio bzw. Alkenvlamino ; geradkettige oder verzweigte 
20 Alkenylgruppen mit 2 bis 6 Kohlenstof f atomen und einer Doppelbin- 
dung in einer beliebigen Position, welche (Alkenylthio) liber ein 
Schwefelatom bzw, (Alkenylamino) ein Stickstof f atom an das Gerust 
gebunden sind. 

25 Alkanvlcarbonvl : geradkettige Oder verzweigte Alkenylgruppen mit 
2 bis 10 Kohlenstof f atomen und einer Doppelbindung in einer 
beliebigen Position, welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) an 
das Gerust gebunden sind; 

30 Alkinvl : geradkettige oder verzweigte Alkinylgruppen mit 2 bis 
10 Kohlenstof f atomen und einer Dreif achbindung in einer be- 
liebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkinyl wie Ethinyl, 2-Propinyl, 

2- Butinyl , 3-Butinyl , l-Methyl-2-propinyl , 2-Pentinyl , 

3- Pentinyl, 4-Pentinyl, l-Methyl-2-butinyl , 1 -Methyl -3 -bu tiny 1 , 
35 2-Methyl-3-butinyl, 1, l-Dimethyl-2-propinyl, l-Ethyl-2-propinyl , 

2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, l-Methyl-2-pentinyl , 

1- Methyl-3-pentinyl, l-Methyl-4-pentinyl , 2-Methyl-3-pentinyl, 

2- Methyl-4-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl , 4-Methyl-2-pentinyl , 
1, 1- Dimethyl -2 -butinyl, 1, l-Dimethyl-3-butinyl , 1 , 2-Dimethyl- 

40 3-butinyl, 2 , 2-Dimethyl-3-butinyl, 1 -Ethyl -2 -butinyl , 1-Ethyl- 

3- butinyl, 2 -Ethyl -3-butinyl und l-Ethyl-l-methyl-2-propinyl ; 

Alkinvloxv bzw. Alk invlthio und Alkinvlamino ; geradkettige oder 
verzweigte Alkinylgruppen mit 2 bis 6 Kohlenstof f atomen und einer 
45 Dreifachbindung in einer beliebigen Position, welche (Alkinyloxy) 
uber ein Sauerstof f atom bzw. (Alkinylthio) uber ein Schwefelatom 
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Oder (Alkinyl amino) uber ein Stickstof f atom an das Gerust 
gebunden sind. 

Mtinvlcarbonvl; geradkettige oder verzweigte Alkinylgruppen mit 
5 3 bis 10 Kohlenstof f atomen und einer Dreif achbindung in einer 
beliebigen Position, welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) an 
das Gerust gebunden sind; 

,•^, ^1*^1 bzw pvr.ioaiicmvioxY, cvcloalk9BYUhi<? \ma cvclp- 

10 ^i v^vl amino: monocyclische Alkenylgruppen mit 3 bis 6 Kohlen- 
stof fringgliedern, welche direkt bzw. (Cycloalkenyloxy) uber ein 
Sauers toff atom Oder (Cycloalkenylthio) ein Schwefelatom Oder 
Cycloalkenyl amino) uber ein Stickstof f atom an das Gerust gebunden 
sind, z.B. Cyclopropenyl, Cyclobutenyl, Cyclopentenyl oder Cyclo- 

15 hexenyl . 

r^ioalkoxy b»w. Cvc 3 ™»i kvithio und CvcloalkvlaroiaP : mono- 
cyclische Alkylgruppen mit 3 bis 6 Kohlenstof fringgliedern, wel- 
che (Cycloalkyloxy) uber ein Sauerstof f atom oder (Cycloalkylthio) 
20 ein Schwefelatom oder (Cycloalkylamino) uber ein Stickstof f atom 
an das Gerust gebunden sind, z.B. Cyclopropyl, Cyclobutyl , Cyclo- 
pentyl oder Cyclohexyl; 

CY"iQ*lky' Lr - a:rbQTlvl 1 Cycloalkgruppen, wie vorstehend definiert, 
25 welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Gerust gebunden 
sind; 

r^loallcoxvcarbonvl : Cycloalkoxygruppen, wie vorstehend defi- 
niert, welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Gerust ge- 
30 bunden sind; 

Allcenvloxv«»rbonvl t Alkenyloxygruppen, wie vorstehend definiert, 
welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Gerust gebunden 
sind; 

35 

ATlciTivloxvnarbonvl i Alkinyloxygruppen, wie vorstehend definiert, 
welche uber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Gerust gebunden 
sind; 

40 HAt- Arocvclvl ; drei- bis sechsgliedrige, gesSttigte oder partiell 
ungesattigte mono- oder polycyclische Heterocyclen, die ein bis 
drei Heteroatome ausgewahlt aus einer Gruppe bestehend aus Sauer- 
stoff , Stickstof f und Schwefel enthalten, und welche direkt uber 
Kohlenstof f an das Gerust gebunden sind, wie z.B. 2-Tetrahydro- 

45 furanyl, Oxiranyl, 3 -Tetrahydrof uranyl , 2 -Tetrahydrothienyl, 

3-Tetrahydrothienyl, 2 -Pyrrol idinyl , 3 -Pyrrol idinyl, 3-lsoxazol- 
dinyl, 4-Isoxazolidinyl, 5 -Isoxazolidinyl, 3 - Isothiazolidinyl , 
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4 - Isothiazolidinyl , 5 - Isothiazolidinyl , 3 - Pyrazolidinyl , 
4 - Pyrazolidinyl , 5 - Pyrazolidinyl , 2 -Oxazol idinyl , 4 - Oxazolidinyl , 
5-Oxazolidinyl, 2 -Thiazol idinyl , 4 -Thiazol idinyl , 5-Thia- 
zolidinyl, 2 - Imidazolidinyl , 4 - Imidazol idinyl , 1,2, 4-Oxa- 
5 diazolidin-3-yl, 1,2,4 -Oxadiazolidin-5-yl, 1 , 2 , 4 -Thiadiazolidin- 
3-yl, l,2,4-Thiadiazolidin-5-yl, 1 , 2 , 4 -Triazolidin- 3 -yl , 
l,3,4-Oxadiazolidin-2-yl, 1, 3 , 4 -Thiadiazolidin-2 -yl, 1,3,4-Tri- 
azolidin-2 -yl , 2,3 -Dihydrof ur - 2 -yl, 2,3 -Dihydrof ur - 3 -yl , 
2 , 3 -Dihydro-f ur-4-yl, 2,3 -Dihydro -fur- 5 -yl, 2 , 5 -Dihydro-f ur-2 -yl, 

10 2, 5 -Dihydro-f ur- 3 -yl, 2 , 3 -Dihydrothien- 2 -yl , 2,3-Dihydro- 
thien - 3 - yl , 2,3 - Dihydro thien - 4 - y 1 , 2,3- Dihydro thi en - 5 - y 1 , 
2, 5 -Dihydrothien- 2 -yl, 2 , 5 - Dihydrothien- 3 -yl , 2,3 -Dihydro - 
pyrrol - 2 -yl , 2,3 - Dihydropyrrol - 3 - y 1 , 2,3 -Dihydropyrr ol - 4 - y 1 , 
2,3-Dihydropyrrol-5-yl, 2 , 5 -Dihydropyrrol - 2 -yl , 2,5-Dihydro- 

15 pyrrol - 3 -yl , 2,3 -Dihydroisoxazol - 3 -yl , 2,3 -Dihydroisoxazol - 4 -yl , 
2, 3 -Dihydroisoxazol- 5 -yl, 4, 5 -Dihydroisoxazol - 3 -yl , 4, 5 -Dihydro- 
isoxazol -4 -yl , 4,5 -Dihydroisoxazol - 5 -yl, 2 , 5 -Dihydroisothia - 
zol - 3 -yl , 2 , 5 -Dihydroisothiazol - 4 -yl , 2 , 5 -Dihydroisothiazol - 5 -yl , 
2,3- Dihydroisopyrazol - 3 -yl , 2 , 3 -Dihydroisopyrazol - 4 -yl , 2 , 3 -Dihy - 

20 droisopyrazol-5-yl, 4, 5 -Dihydroisopyrazol - 3 -yl , 4, 5 - Dihydroiso- 
pyrazol - 4 -yl , 4, 5 -Dihydroisopyrazol- 5 -yl, 2, 5 -Dihydroisopyra- 
zol - 3 -yl , 2 , 5 -Dihydroisopyrazol - 4 -yl , 2,5 -Dihydroisopyrazol - 5 -yl , 
2 , 3 -Dihydrooxazol - 3 -yl , 2 , 3 -Dihydrooxazol - 4 -yl , 2,3 -Dihydro - 
oxazol - 5 -yl , 4,5 -Dihydrooxazol - 3 -yl , 4,5- Dihydrooxazol - 4 -yl , 

25 4, 5 -Dihydrooxazol- 5 -yl, 2 , 5 -Dihydrooxazol - 3 -yl , 2,5-Dihydro- 
oxazol - 4 -yl , 2 , 5 -Dihydrooxazol - 5 -yl, 2 , 3 -Dihydrothiazol - 2 -yl , 
2 , 3 -Dihydrothiazol - 4 -y 1 , 2,3 -Dihydrothiazol - 5 - yl , 4,5- Dihydro - 
thiazol- 2 -yl, 4, 5 -Dihydrothiazol -4 -yl, 4, 5 -Dihydrothiazol - 5 -yl , 
2,5-Dihydrothiazol-2-yl, 2 , 5 -Dihydrothiazol - 4 -yl , 2,5-Dihydro- 

30 thiazol- 5 -yl, 2, 3-Dihydroimidazol-2-yl, 2 , 3 -Dihydroimidazol -4 -yl , 
2, 3 -Dihydroimidazol- 5 -yl, 4, 5 -Dihydroimidazol- 2 -yl, 4, 5-Dihydro- 
ixnidazol - 4 -yl , 4,5 -Dihydroimidazol - 5 -yl , 2,5 -Dihydroimidazol - 
2-yl, 2, 5 -Dihydroimidazol- 4 -yl, 2 , 5 -Dihydroimidazol - 5 -yl , 
2 -Morpholinyl , 3 -Morpholinyl , 2 - Piperidinyl , 3 - Piperidinyl , 

35 4 -Piperidinyl, 3 -Tetrahydropyridazinyl , 4 -Tetrahydropyridazinyl , 
2 -Tetrahydropyrimidinyl, 4 -Tetrahydropyrimidinyl , 5 -Tetrahydro- 
pyrimidinyl , 2 -Tetrahydropyraz inyl , 1,3, 5 -Tetrahydrotriazin- 2 -yl , 
1,2, 4 -Tetrahydrotriazin- 3 -yl, 1, 3 -Dihydrooxazin- 2 -yl , 
1, 3-Dithian-2-yl, 2 -Tetrahydropyranyl , 1, 3 -Dioxolan - 2 -yl , 

40 3, 4, 5, 6-Tetrahydropyridin-2-yl, 4H- 1 , 3 -Thiazin - 2 -yl , 

4H-3, l-Benzothiazin-2-yl, 1, 1 -Dioxo -2 , 3 , 4 , 5 - tetrahydrothien - 2 -yl, 
2H- 1 , 4 -Benzothiazin- 3 -yl , 2H- 1 , 4 -Benzoxazin- 3 -yl , 1 , 3 -Dihydro- 
oxazin -2-yl, 1,3 -Dithian-2 -yl, 

45 Arvl bzw. Arvloxv, Arvlthio. Arvl carbonvl , Arvloxvcarbonvl . Arvl- 
sulfonvl und Arvlsulfoxvl; aromatische mono- Oder polycyclische 
Kohlenwasserstof f reste welche direkt bzw, (Aryloxy) uber ein 
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Sauers toff atom (-0-) Oder (Arylthio) ein Schwefelatom (-S-), 
(Arylcarbonyl) uber eine Carbonylgruppe (-CO-), Aryloxycarbonyl 
uber eine Oxycarbonylgruppe (-0C0-), (Arylsulf onyl ) uber eine 
Sulfonylgruppe (-S0 2 -) Oder Arylsulf oxyl iiber eine Sulf oxylgruppe 
5 (-SO-) an das Gerust gebunden sind, z.B. Phenyl, Naphthyl und 
Phenanthrenyl bzw. Phenyloxy, Naphthyloxy und Phenanthrenyloxy 
und die entsprechenden Carbonyl- und Sulf onylreste ; 

^rvlamino: aromatische mono- oder polycyclische Kohlenwasser - 
10 stoffreste, welche iiber ein Stickstof f atom an das Gerust gebunden 
sind. 

Hfttarvl; aromatische mono- Oder polycyclische Reste welche neben 
Kohlenstoffringgliedern zusatzlich ein bis vier Stickstof f atome 
15 oder ein bis drei Stickstof f atome und ein Sauerstoff- oder ein 
Schwefelatom Oder ein Sauerstoff- oder ein Schwefelatom enthalten 
kdnnen und welche direkt iiber Kohlenstoff an das Gerust gebunden 
sind, z.B. 

20 - *-mi*firiao* H^proa ryi ^i-han- end ein biff drei Stickstoff- 
atiome: 5-Ring Heteroarylgruppen, welche neben Kohlenstoff - 
atomen ein bis drei Stickstof f atome als Ringglieder enthalten 
kdnnen, z.B. 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-Pyrazolyl, 

4- Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-lmidazolyl, 4-lmidazolyl , 
25 1,2, 4-Triazol-3-yl und 1 , 3 , 4-Triazol-2-yl ; 

R-nlisdrio^ WAhProa ry pnf.haUftnd ein biff vier SrickfftOff- 

M B r ain si- irksroff atome ) i nd e.in firtmefel- 

„**r- s a „P.rst o ff*«-™n nder Pin sauerpfoff oder pin ScDweie l - 

30 at-.om: 5-Ring Heteroarylgruppen, welche neben Kohlenstoff - 

atomen ein bis vier Stickstof f atome oder ein bis drei Stick- 
stoffatome und ein Schwefel- oder Sauerstoff atom oder ein 
Sauerstoff- oder Schwefelatom als Ringglieder enthalten 
kormen, z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl. 

35 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-Isoxazolyl . 4-Isoxazolyl , 

5- lsoxazolyl, 3-lsothiazolyl , 4-Isothiazolyl , 5-lsothiazolyl , 

3- Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Oxazolyl, 

4- 0xazolyl, 5-Oxazolyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 

5- Thiazolyl, 2-lmidazolyl . 4-lmidazolyl , 1 , 2 , 4-0xadiazol- 
40 3-yl, l,2,4-Oxadiazol-5-yl. 1 , 2 , 4-Thiadiazol-3-yl , 

1.2, 4-Thiadiazol-5-yl , 1,2, 4-Triazol-3-yl , 

1.3, 4-Oxadiazol-2-yl , 1,3, 4-Thiadiazol-2-yl , 
1,3, 4-Triazol-2-yl; 

45 - p a rh.Pvmi S ^ a nn e iiert Ps 5-gUed riqfP Heteroaryi , enttoUend 
P ^ v.i.ct drei p^^v^hoff nt^ od^.r Pin stickstof f fit- om und/oder 
c, ai , PT - R f. of f- adar Rc ^f^^.am: 5-Ring Heteroarylgruppen, 
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welche neben Kohlenstof f atomen ein bis vier Stickstof f atome 
Oder ein bis drei Stickstoff atome und ein Schwefel- oder 
Sauerstof f atom oder ein Sauerstoff- oder ein Schwefelatom als 
Ringglieder enthalten konnen, und in welchen zwei benachbarte 
5 Kohlenstof f ringglieder oder ein Stickstoff- und ein benach- 

bartes Kohlenstof fringglied durch eine Buta-1 , 3-dien- 
1, 4-diylgruppe verbruckt sein konnen; 

fi-aliedriaes Hetft rnarvl. enthaltend ein bis drei bzw, ein bis 
10 vier stickstof fa tome : 6-Ring Heteroarylgruppen, welche neben 

Kohlenstof f atomen ein bis drei bzw. ein bis vier Stickstoff - 
atome als Ringglieder enthalten konnen, z.B. 2-Pyridinyl, 
3-Pyridinyl , 4-Pyridinyl , 3-Pyr idazinyl , 4-Pyridaz inyl , 
2-Pyrimidinyl, 4-Pyrimidinyl , 5-Pyrimidinyl , 2-Pyrazinyl, 
15 1, 3, 5-Triazin-2-yl, 1 , 2 , 4-Triazin-3-yl und 

1 # 2,4,5-Tetrazin-3-yl; 

henzokon^ensierteR 6 ■ qli edricres Heteroarvl , enthaltend ein 
bis vier Stickstof f atome: 6 -Ring Heteroarylgruppen in 
20 welchen zwei benachbarte Kohlenstof f ringglieder durch eine 

Buta-l,3-dien-l, 4-diylgruppe verbruckt sein konnen, z.B. 
Chinolin, Isochinolin, Chinazolin und Chinoxalin, 

bzw. die entsprechenden Oxy-, Thio-, Carbonyl- oder Sulfonyl - 
25 gruppen. 

Die Angabe "partiell oder vollstclndig halogeniert" soli zum Aus- 
druck bringen, dafi in den derart charakterisierten Gruppen die 
Wasserstoff atome zum Teil oder vollstandig durch gleiche oder 
30 verschiedene Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein 
kdnnen . 

Ggf. subst. bedeutet, dafl die entsprechende organische Gruppe be- 
liebig substituiert sein kann, wobei prinzipiell alle in dieser 
35 Anmeldung aufgefiihrten Substituenten in Frage kommen. 

Bevorzugte Substituenten sind Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, 
Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl , Cycloalkylalkenyl , Aryl, 
Arylalkyl, Arylalkenyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Cycloalkoxy, 

40 Cycloalkyl alkoxy, Aryloxy, Arylalkoxy, Thio, Alkyl thio, Alkenyl - 
thio, Cycloalkyl thio, Cycloalkylalkyl thio, Arylthio, Arylalkylt- 
hio, Amino, ggf . subst. Mono- oder Dialkylamino, ggf . subst. 
Mono- oder Diarylamino, ggf. subst. N- Alkyl -N-arylamino, wobei 
Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, Alkenylamino, 

45 Cycloalkylamino, Cycloalkenylamino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Al- 
kenylsulf onyl, Cycloalkylsulf onyl , Cycloalkylalkylsulf onyl , Aryl- 
sulfonyl, Arylalkyl sulfonyl, Sulfoxyl, Alkylsulf oxyl , Alkenylsul- 
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foxyl, Cycloalkylsulfoxyl, Cycloalkylalkylsulf oxyl , Arylsulf oxyl , 
Arylalkylsulfoxyl, Alkylcarbonyl , Alkenylcarbonyl , Cycloalkyl - 
carbonyl, Cycloalkylalkylcarbonyl , Arylcarbonyl , Arylalkylcarbo- 
nyl, Carboxyl, Alkoxycarbonyl . Alkenyloxycarbonyl , Cycloalkoxy- 
5 carbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl , Aryloxycarbonyl , Arylalkoxy- 
carbonyl, Aminocarbonyl , ggf . subst. Mono- oder Dialkylamino- 
carbonyl, ggf. subst. Mono- oder Diarylaminocarbonyl , ggf. subst. 
N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 
verschieden sein konnen, Alkoxyaminocarbonyl , Alkenyloxycarbony- 

10 lamino, cycloalkoxycarbonylamino, Aryloxycarbonylamino , Arylalko- 
xycarbonylamino. Halogen, Haloalkyl, Haloalkenyl, ggf. subst. 
Mono- Oder Dialkylamino, Haloalkoxy, Haloalkenyloxy, Haloalkylt- 
hio, Haloalkenylthio, Haloalkylamino, Haloalkenylamino, Haloal- 
kylsulf onyl, Haloalkenylsulf onyl . Haloalkylsulf oxyl , Haloalkenyl - 

15 sulfoxyl, Haloalkylcarbonyl, Haloalkenylcarbonyl , Haloalkoxycar- 
bonyl, Haloalkenyloxycarbonyl, Haloalkylaminocarbonyl , Haloalke- 
nylaminocarbonyl , Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenyloxycarbony- 
lamino, Cyano oder Nitro. 

20 Besonders bevorzugte Substituenten sind Wasserstoff , Alkyl, 

Alkenyl, Cycloalkyl, Cycloalkylalkyl , Aryl, Aryl alkyl, Hydroxy, 
Alkoxy, Cycloalkoxy, Aryloxy, Thio, Alkylthio, Cycloalkylthio, 
Arylthio, Amino, ggf. subst. Mono- oder Dialkylamino, ggf. subst. 
Mono- oder Diarylamino, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylamino, wobei 

25 Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, Cycloalkyl - 
amino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Cycloalkylsulf onyl , Arylsulf onyl, 
Sulfoxyl, Alkyl sulfoxyl, Arylsulf oxyl, Alkylcarbonyl, Aryl- 
carbonyl, Carboxyl, Alkoxycarbonyl, Aryloxycarbonyl, Amino- 
carbonyl. ggf. subst. Mono- oder Dialkylaminocarbonyl, ggf. 

30 subst. Mono- oder Diarylaminocarbonyl, ggf. subst. N-Alkyl- 

N- aryl aminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
sein konnen, Alkoxyaminocarbonyl, Aryloxycarbonylamino, Halogen, 
Haloalkyl, Haloalkoxy, Haloalkyl thio, Haloalkylamino, Haloalkyl- 
sulf onyl, Haloalkylsulf oxyl, Haloalkylcarbonyl, Haloalkoxy- 

35 carbonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Cyano oder Nitro. 

Im Hinblick auf ihre biologische Wirkung sind Verbindungen der 
allgemeinen Formel 1 bevorzugt, in der X Sauerstoff bedeutet. 

40 Weiterhin sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bevorzugt, 
in der Ri Wasserstoff oder ggf. subst. Alkoxycarbonyl bedeutet. 

Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1, in der 
Ri wasserstoff oder Alkoxycarbonyl mit 1 bis 6 Kohlenstof f atomen, 
45 die einfach oder mehrfach durch Fluor, Chlor oder Brom substi- 
tuiert sein k6nnen, bedeutet. 
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Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel 1, in der R 1 Was 
serstoff, Methoxycarbonyl oder Ethoxycarbonyl bedeuten. 

Ferner sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bevorzugt, in 
5 der R2 Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstof f atomen, besonders bevorzugt 
Methyl, Ethyl, Isopropyl oder tertiSr Butyl; Oder Cycloalkyl mit 
3 bis 6 Kohlenstof f atomen, besonders bevorzugt Cyclopropyl oder 
1-Methylcyclopropyl; oder Phenyl, wobei dieser Rest einen oder 
mehrere der folgenden Gruppen tragen kann: 

10 Alkyl, Alkoxy, Alkyl thio, wobei diese Reste partiell oder voll- 
standig halogeniert sein konnen oder Halogen, besonders bevorzugt 
3-Trif luormethylphenyl, 2 , 4-Dif luorphenyl ; Hetaryl oder Hetero- 
cyclyl, wobei diese Reste partiell oder vollstandig halogeniert 
sein konnen oder einen oder mehrere der folgenden Gruppen tragen 

15 konnen: Alkyl, Alkoxy oder Phenyl, besonders bevorzugt 1,3-Benzo- 
dioxol, 2 , 2-Dif luor-1, 3-benzodioxol , 1, 3-Benzoxathiol , 
3, 3-Dioxo-l, 3-Benzoxathiol, Benzoxazol, Pyrazolyl oder Thienyl . 

Bevorzugt sind weiterhin Verbindungen der allgemeinen Formel 1, 
20 in der R 3 fur einen Rest der allgemeinen Formel 2 



R 4 R 5 




2 



30 steht, in der die Substi tuenten die folgende Bedeutung haben: 

z 5- oder 6-gliedrige heterocyclische, ges&ttigte oder 

ungesattigte Reste, enthaltend ein bis drei Heteroatome, 
ausgewahlt aus der Gruppe Sauerstoff , Schwefel oder 

35 stickstoff , der gegebenenf alls durch Halogen, Cyano, 

Nitro, eine Gruppe -CO-R 8 , Ci-C 4 -Alkyl, C x -C 4 -Haloalkyl , 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Ci -C 4 -Alkoxy, C a -C 4 - Haloalkoxy , 
Ci-C 4 -Alkylthio, Ci -C 4 -Haloalkylthio, Di - Ci -C 4 -Alkyl amino, 
ggf . durch Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C 4 -Alkyl oder 

40 Ci-C 4 -Haloalkyl substi tuiertes Phenyl oder eine Oxo- 

gruppe, die gegebenenf alls auch in der tautomeren Form 
als Hydroxygruppe vorliegen kann, substi tuiert ist oder 
der mit einem ankondensierten, gegebenenf alls durch Halo- 
gen, Cyano, Nitro, Ci-C 4 -Alkyl oder Ci -C 4 -Haloalkyl sub- 

45 stituierten Phenylring, einem ankondensierten Carbocyclus 

oder einem ankondensierten, ggf. durch Halogen, Cyano, 
Nitro, C1-C4 -Alkyl, Di -Ci-C 4 -Alkylamino, C1-C4 -Alkoxy, 
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C1-C4 -Haloalkoxy, oder C1-C4 -Haloalkyl substituierten 
zweiten Heterocyclics ein bicyclisches System bildet; 

R4-R7 kdnnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhangig 
5 voneinander fur Wasserstoff, Alkyl, Cycloalkyl, Aryl, 

Hydroxy, Alkoxy, Cycloalkoxy, Aryloxy, Thio, Alkylthio, 
Cycloalkylthio, Arylthio, Amino, ggf . substituiertes 
Mono- oder Dialkylamino bzw. Mono- oder Diarylamino bzw. 
N-Alkyl-N-arylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 
10 verschieden sein kdnnen, Cycloalkylamino, Sulfonyl, 

Alkylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl , Arylsulf onyl , Sulfo- 
xyl, Alkylsulfoxyl, Cycloalkylsulf oxyl , Arylsulf oxyl , 
Alkylcarbonyl , Cycloalkylcarbonyl , Arylcarbonyl, 
Carboxyl, Alkoxycarbonyl , Cycloalkoxycarbonyl, Aryloxy- 
15 carbonyl, Aminocarbonyl , ggf. substituiertes Mono- oder 

Dialkylaminocarbonyl bzw. Mono- oder Diarylaminocarbonyl 
bzw. N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl 
gleich oder verschieden sein konnen, Alkoxycarbonylamino , 
Cycloalkoxycarbonyl amino, Aryloxycarbonylamino, Halogen, 
20 Haloalkyl, Haloalkoxy, Haloalkyl thio, Haloalkyl amino, Ha- 

loalkylsulfonyl, Haloalkylsulf oxyl , Haloalkylcarbonyl , 
Haloalkoxycarbonyl, Haloalkylamimocarbonyl , Haloalkoxy- 
carbonylamino, Cyano oder Nitro; 

25 R* , Rs kbnnen gemeinsam eine fiinf- oder sechsgliedrige, gesat- 
tigte oder ungesattigte, aromatische oder nicht aromati- 
sche, ggf. subst. Alkylen-, Alkenylen- oder Alkdienylen- 
kette bilden; 

30 R8 d-C^-Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, d-C 4 -Alkoxy, oder NR^R™; 

r9 wasserstoff oder C1-C4 -Alkyl; 

Rio Ci -C 4 - Alkyl; 

Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1, in der 
35 R3 fur einen Rest der allgemeinen Formel 2a 



40 




steht, in der Z und die Substituenten R 4 -R 7 die unter der allge- 
45 meinen Formel 2 angegebene oder die folgende Bedeutung haben: 
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Z 5- Oder 6-gliedrige heterocyclische, gesattigte Oder 

ungesattigte Reste, enthaltend ein bis drei Heteroatome, 
ausgewahlt aus der Gruppe Sauerstoff , Schwefel oder 
Stickstoff, der gegebenenf alls durch Halogen, Cyano, 
5 Nitro, eine Gruppe -CO-R 8 , Ci-C 4 -Alkyl, C a - C 4 -Haloalkyl , 

C 3 -C 8 -Cycloalkyl, C1-C4 -Alkoxy, Ci -C 4 -Haloalkoxy , 
Ci-C 4 -Alkylthio, C x -C 4 - Halogenalkyl thio , Di -C1-C4 -Alkyl- 
amino, ggf - durch Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C 4 - Alkyl oder 
C1-C4 -Haloalkyl substi tuiertes Phenyl oder eine Oxo- 

10 gruppe, die gegebenenf alls auch in der tautomeren Form 

als Hydroxygruppe vorliegen kann, substituiert ist oder 
der mit einem ankondensierten, gegebenenf alls durch Halo- 
gen, Cyano, Nitro, C1-C4 -Alkyl oder C x -C 4 -Haloalkyl sub- 
sti tuierten Phenylring, einem ankondensierten Carbocyclus 

15 oder einem ankondensierten, ggf. durch Halogen, Cyano, 

Nitro, Ci-C 4 -Alkyl, Di -C3.-C4 -Alkylamino, d -C 4 -Alkoxy , 
Ci-C 4 -Haloalkoxy, oder Ci-C 4 -Haloalkyl substi tuierten 
zweiten Heterocyclus ein bicyclisches System bildet; 

20 R*-R 7 konnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhangig 
voneinander fur Alkyl, Alkenyl, Alkinyl , Cycloalkyl, 
Cycloalkenyl, Cycloalkylalkyl , Cycloalkylalkenyl , Cyclo- 
alkylalkinyl, Aryl, Arylalkyl, Arylalkenyl, Arylalkinyl, 
Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkoxy, Cy- 

25 cloalkylalkoxy, Cycloalkylalkenyloxy, Cycloalkylalkiny- 

loxy, Cycloalkenyloxy, Aryloxy, Arylalkoxy, Arylalkeny- 
loxy, Arylalkinyloxy, Thio, Alkylthio, Alkenylthio, 
Alkinylthio, Cycloalkyl thio, Cycloalkylalkyl thio, Cyclo- 
alkylalkenylthio, Cycloalkylalkinylthio, Cycloalkenylt - 

30 hio, Arylthio, Arylalkyl thio, Arylalkenyl thio, Arylalki- 

nylthio, Amino, ggf. subst. Mono- oder Dialkylamino, ggf. 
subst. Mono- oder Diarylamino, ggf. subst, N-Alkyl-N-ary- 
lamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 
konnen, Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkylamino , Cy- 

35 cloalkenylamino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Alkenylsulf o- 

nyl, Alkinylsulfonyl, Cycloalkylsulf onyl , Cycloalkylal - 
kylsulfonyl, Cycloalkylalkenylsulf onyl , Cycloalkylalki - 
nylsulfonyl, Arylsulf onyl , Arylalkylsulf onyl , Arylalke- 
nylsulfonyl, Arylalkinylsulf onyl , Sulfoxyl, Alkyl - 

40 sulfoxyl, Alkenylsulf oxyl, Alkinylsulf oxyl , Cycloalkyl - 

sulfoxyl, Cycloalkylalkylsulfoxyl, Cycloalkylalkenylsul - 
foxyl, Cycloalkylalkinylsulfoxyl, Arylsulf oxyl , Arylal- 
kylsulf oxyl, Aryl alkenyl sulfoxyl, Arylalkinylsulf oxyl , 
ggf. subst. Mono- oder Dialkylaminosulf onyl, ggf. subst. 

45 Mono- oder Diarylaminosulf onyl, ggf. subst. N-Alkyl- 

N-arylaminosulf onyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 
verschieden sein konnen, Alkylcarbonyl , Alkenylcarbonyl, 
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Alkinylcarbonyl , Cycloalkylcarbonyl , Cycloalkylalkylcar- 
bonyl, Cycloalkylalkenylcarbonyl , Cycloalkylalkinylcarbo - 
nyl, Arylcarbonyl, Arylalkylcarbonyl , Arylalkenylcarbo- 
nyl, Arylalkinylcarbonyl, Carboxyl, Alkoxycarbonyl , 
Alkenyloxycarbonyl, Alkinyloxycarbonyl, Cycloalkoxy- 
carbonyl, Cycloalkylalkoxycarbonyl , Cycloalkylalkenyloxy- 
carbonyl, Cycloalkylalkinyloxycarbonyl , Aryloxycarbonyl , 
Arylalkoxycarbonyl, Arylalkenyloxycarbonyl , Arylalkinylo- 
xycarbonyl, Aminocarbonyl , ggf . subst. Mono- Oder 
Dialkylaminocarbonyl, ggf. subst. Mono- oder Diarylamino- 
carbonyl, ggf. subst. N-Alkyl-N-arylaminocarbonyl , wobei 
Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, ggf. 
subst. Mono- Oder Dia Iky lcarbonyl amino, ggf. subst. Mono- 
oder Diarylcarbonylamino, ggf. subst. N-Alkyl -N-arylcar- 
bonylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
sein konnen, Alkoxyaminocarbonyl , Alkenyloxycarbonyl - 
amino, Alkinyloxycarbonylamino, Cycloalkoxycarbonylamino, 
Cycloalkylalkoxycarbonylamino , Cycloalkylalkenyloxycarbo 
nylamino, Cycloalkylalkinyloxycarbonylamino, Aryloxycar- 
bonylamino, Arylalkoxycarbonylamino, Arylalkenyloxycarbo 
nylamino, Aryl alkinyloxycarbonylamino. Halogen, Halo- 
alkyl, Haloalkenyl. Haloalkinyl, Haloalkoxy, Haloalke- 
nyloxy, Haloalkinyloxy, Haloalkylthio, Haloalkenyl thio, 
Haloalkinyl thio, Haloalkylamino, Haloalkenylamino, Halo- 
alkinylamino, Haloalkylsulf onyl, Haloalkenylsulf onyl , Ha 
loalkinylsulfonyl, Haloalkylsulf oxyl , Haloalkenylsulf o- 
xyl, Haloalkinylsulfoxyl, Haloalkylcarbonyl, Haloalkenyl 
carbonyl, Haloalkinylcarbonyl , Haloalkoxycarbonyl , Halo- 
alkenyloxycarbonyl. Haloalkinyloxycarbonyl , Haloalkylami 
nocarbonyl, Haloalkenylaminocarbonyl , Haloalkinylamino- 
carbonyl, Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenyloxycarbony 
lamino, Haloalkinyloxycarbonylamino, Cyano oder Nitro. 

Weiterhin bevorzugt sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1, 
in der fiir einen Rest der allgemeinen Formel 2b 




stent, in der Z und die Substituenten R«-R 7 die unter den allge 
meinen Formeln 2 oder 2a angegebenen Bedeutungen haben. 
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Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1, in der 
R 3 fur einen Rest der allgemeinen Formel 2c 




10 

steht, in der Z und die Substituenten R 4 -R 7 die unter den allge- 
meinen Formeln 2 oder 2a angegebenen Bedeutungen haben. 

15 Daruber hinaus sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 bevor- 
zugt, in der R3 einen Rest der allgemeinen Formel 2, 



20 2 . 



R 4 R s 



2 

25 

Oder einen Rest der allgemeinen Formel 2a- c 



30 



35 




2b 




2c 



bedeutet, in der Z die angegebene Bedeutung hat und die 
Substituenten R 4 bis R 7 die folgende Bedeutung haben: 



R4-R"? kdnnen gleich Oder verschieden sein und stehen unabh&ngig 
40 voneinander fur Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, bevorzugt 

Methyl, Ethyl, Propyl, 1 -Methyl ethyl , Butyl, 2 -Methyl - 
propyl, Pentyl oder Hexyl; C 2 -C 6 -Alkenyl , bevorzugt 
Ethenyl, 2-Propenyl, 2-Butenyl oder 3-Butenyl; 
C 2 -C 6 -Alkinyl, Ethinyl, 2-Propinyl, 2-Butinyl Oder 
45 3-Butinyl; C 3 -C 6 -Cycloalkyl , bevorzugt Cyclopropyl, 

Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl, C 3 -C 6 - Cycloal- 
kyl -Ci -C 6 - alkyl , C 3 -C € -Cycloalkyl -C 2 -C 6 -alkenyl , C 3 -C 6 -Cy- 
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cloalkyl-C 2 -C 6 - alkinyl, Aryl, bevorzugt Phenyl oder 
Naphthyl, Aryl -Ci - C 6 - alkyl , Aryl -C 2 -C 6 -alkenyl , 
Aryl-C 2 -C 6 -alkinyl; Hydroxy, Ci-C 6 -Alkoxy, bevorzugt 
Methyloxy, Ethyloxy, Propyloxy, 1 -Methylethloxy , Butyl - 
oxy, Pentyloxy oder Hexyloxy, C 2 -C 6 -Alkenyloxy, bevorzugt 
Ethenyloxy, 2 - Propenyloxy , 2-Butenyloxy oder 3-Butenyl- 
oxy . c 2 -C 6 -Alkinyloxy, bevorzugt Ethinyloxy, 2-Propinyl- 
oxy, 2-Butinyloxy oder 3 -Butinyloxy; C 3 -C 6 -Cycloalkoxy , 
bevorzugt Cyclopropyloxy, Cyclobutyloxy , Cyclopentyloxy 
oder Cyclohexyloxy, C 3 -C 6 -Cycloalkyl-Ci -C 6 -alkoxy, 
C 3 -C 6 -Cycloalkyl-C 2 -C 6 -alkinyloxy; Aryloxy, bevorzugt 
Phenoxy oder Naphthyloxy, Aryl-Ci -C 6 -alkoxy, 
Aryl -C 2 -C 6 - alkenyloxy, Aryl -C 2 -C 6 -alkinyloxy; Thio; 
C1-C6 -Alkyl thio, bevorzugt Methylthio, Ethylthio, Propyl - 
15 thio, l-Methylethylthio, Butylthio, Pentylthio oder 

Hexylthio; C 2 -C 6 -Alkenylthio, bevorzugt Ethenylthio, 
2 -Propenylthio, 2 -Butenylthio oder 3 - Butenylthio; 
C 2 -C 6 -Alkinylthio, bevorzugt Ethinylthio, 2 - Propinyltio , 
2-Butinylthio oder 3 -Butinylthio; C 3 -C 6 -Cycloalkylthio, 
20 bevorzugt Cyclopropylthio, Cyclobutylthio, Cyclopentyl- 

thio Oder Cyclohexylthio, C 3 -C 6 -Cycloalkyl -Ci-C 6 - alkyl - 
thio, C 3 -C 6 -Cycloalkyl-C 2 -C 6 -alkenylthio, C 3 -C 6 -Cycloal- 
kyl -C 2 -C 6 -alkinyl thio; Aryl thio, bevorzugt Phenyl thio 
oder Naphthyl thio, Aryl -Ci -C 6 -alkyl thio, 
25 Aryl-C 2 -C 6 -alkenylthio, Aryl -C 2 -C 6 - alkinyl thio; Amino, 

ggf . subst. Mono- oder Di-Ci-C 6 -alkylamino, ggf . subst. 
Mono- oder Diarylamino, ggf. subst. N -Ci-C 6 - Alkyl -N-ary- 
lamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 
konnen; Sulfonyl; d-Ce-Alkylsulfonyl, bevorzugt Methyl - 
30 sulfonyl, Ethylsulf onyl , Propylsulf onyl , 1 -Methylethyl - 

sulfonyl, Butylsulfonyl. 2 -Methylpropylsulf onyl . Pentyl- 
sulfonyl oder Hexylsulf onyl ; C 3 -C 6 -Cycloalkylsulf onyl , 
bevorzugt Cyclopropylsulf onyl , Cyclobutylsulf onyl , Cyclo- 
pentylsulfonyl oder Cyclohexylsulf onyl , C 3 -C 6 -Cycloal- 
35 kyl-Ci-C 6 -alkylsulfonyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl -C 2 -C 6 -Alkenyl - 

sulfonyl, c 3 -C 6 -Cycloalkyl -C 2 -C 6 -alkinylsulf onyl; Aryl- 
sulfonyl, bevorzugt Phenylsulf onyl oder Naphthyl sulfonyl , 
Aryl - Ci - C 6 -alkylsulf onyl , Aryl -C 2 -C 6 - alkenylsulf onyl , 
Aryl -C 2 -C 6 -alkinylsulf onyl; Sulfoxyl und ggf. subst. 
40 Mono- oder Di alkyl aminosu If onyl , ggf. subst. Mono- oder 

Diarylaminosulfonyl, ggf. subst. N -Alkyl -N-arylaminosul - 
fonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 
k&nnen, Ci -C 6 -Alkylcarbonyl , bevorzugt Methylcarbonyl , 
Ethylcarbonyl, P ropy 1 car bony 1 , 1-Methylethylcarbonyl, 
45 Butylcarbonyl, 2 -Methylpropylcarbonyl , Pentylcarbonyl 

Oder Hexylcarbonyl; C 2 -C 6 - Alkenyl carbonyl, bevorzugt 
E theny 1 carbonyl , 2 - Propenylcarbonyl , 2 -Butenyl carbonyl 
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Oder 3-Butenylcarbonyl; C 2 -C 6 -Alkinylcarbonyl , bevorzugt 
Ethinylcarbonyl, 2 - Propinylcarbonyl , 2 -But inylcarbonyl 
Oder 3-Butinylcarbonyl; C 3 -C 6 -Cycloalkylcarbonyl , bevor- 
zugt Cyclopropylcarbonyl, Cyclobutyl carbonyl , Cyclopen- 
5 tylcarbonyl Oder Cyclohexylcarbonyl , C 3 -Ce- Cycloal - 

kyl - Ci -C 6 - alkylcarbonyl , C 3 - C 6 -Cycloalkyl - C 2 - C 6 - alkenyl - 
carbonyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl -C 2 -C 6 - alkinylcarbonyl; Aryl- 
carbonyl, bevorzugt Phenylcarbonyl Oder Naphthylcarbonyl , 
Aryl - Ci - C 6 - alkylcarbonyl , Aryl - C 2 - C 6 - alkeny lcarbony 1 , 

!0 Aryl -C 2 -C 6 -alkinylcarbonyl; Carboxyl ; Ci-C 6 -Alkoxy- 

carbonyl, Methyloxycarbonyl , Ethyloxycarbonyl , Propyloxy- 
carbonyl , 1 -Methylethyloxycarbonyl , Butyloxycarbonyl , 
Pentyloxycarbonyl oder Hexyloxycarbonyl , C 2 -C 6 - Alkenyl - 
oxycarbonyl , C 2 -C 6 - Alkinyloxycarbonyl , C 3 -C6 -Cycloalkoxy- 

15 carbonyl, Cyclopropyloxycarbonyl , Cyclobutyloxycarbonyl, 

Cyclopentyloxycarbonyl oder Cyclohexyloxycarbonyl , 
C 3 -C 6 -Cycloalkyl - Ci - C 6 - alkoxycarbonyl , C 3 - C 6 -Cycloal - 
kyl - C 2 - C 6 - alkenyl oxycarbonyl , C 3 - C 6 - Cycloal - 
kyl -C 2 -C 6 - alkinyloxycarbonyl; Aryloxycarbonyl , bevorzugt 

20 Phenyloxycarbonyl oder Naphthyloxycarbonyl , 

Aryl - Ci - C 6 - alkoxycarbonyl , Aryl - C 2 - C 6 - alkenyloxycarbony 1 , 
Aryl-C 2 -C 6 - alkinyloxycarbonyl; Aminocarbonyl ; ggf . subst. 
Mono- oder Di-Ci-C 6 -alkylaminocarbonyl, ggf. subst. 
Mono- oder Di aryl aminocarbonyl, ggf- subst. 

25 N-Ci-Ce-Alkyl-N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl 

gleich oder verschieden sein konnen, ggf- subst. Mono- 
oder Di-Ci-C6-alkylcarbonylamino, ggf. subst. Mono- oder 
Diary lcarbony lamino, ggf. subst. N-Ci-C 6 -Alkyl -N-arylcar- 
bonylamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 

30 sein konnen, Ci -C 6 -Alkoxyaminocarbonyl , bevorzugt Methyl - 

oxyaminocarbonyl , Ethyloxyaminocarbonyl , Propyloxyamino - 
carbonyl , 1 -Methylethyloxyaminocarbonyl , Butyloxyamino - 
carbonyl , 2 -Methylpropyloxyaminocarbonyl , Pentyloxyamino - 
carbonyl oder Hexyloxyarninocarbonyl ; C 2 -C 6 -Alkeny loxycar- 

35 bonylamino, bevorzugt Ethylenoxyaminocarbonyl, 2-Prope- 

nyl oxyaminocarbonyl , 2-Butenyloxyaminocarbonyl oder 3-Bu- 
tenyloxyaminocarbonyl ; C 2 -C 6 -Alkinyloxycarbonyl amino, 
bevorzugt Ethinyloxy aminocarbonyl, 2-Propinyloxyaminocar - 
bonyl, 2 -Butinyloxy aminocarbonyl oder 3-Butinyloxyamino- 

40 carbonyl; C 3 -C 6 -Cycloalkoxy-aminocarbonyl , bevorzugt Cy- 

clopropyl oxyaminocarbonyl , Cyclobu tyloxyaminocarbonyl , 
Cyclopentyloxyaminocarbonyl oder Cyclohexyloxyaminocarbo- 
nyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl-Ci-C 6 -alkoxyaminocarbonyl, C 3 -C 6 -Cy- 
cloalkyl-C 2 -C6-alkenyloxyaminocarbonyl , C 3 -C6~Cycloal - 

45 kyl-Ci-C 6 -alkinyloxyaminocarbonyl ; Aryloxyaminocarbonyl , 

bevorzugt Phenyloxyaminocarbonyl oder Naphthyloxyamino- 
carbonyl , Aryl-Ci-Ce-alkoxyaminocarbonylamino, 
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Aryl-C 2 -C6-alkenyloxyaminocarbonyl , Aryl -C 2 -C 6 -alkinylo- 
xyaminocarbonyl ; Halogen, bevorzugt Fluor, Chlor, Brom 
Oder Iod; Ci-C 6 -Haloalky, bevorzugt Chlormethyl , Dichlor- 
methyl, Trichlormethyl , Fluormethyl, Dif luormethyl , Tri- 
fluormethyl, Chlor f luormethyl , Dichlorf luormethyl , Chlor - 
dif luormethyl, l~Fluorethyl , 2- Fluorethyl, 2,2-Difluor- 
ethyl, 2, 2, 2-Trif luorethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl , 
2-Chlor-2 , 2-dif luorethyl , 2 , 2-Dichlor- 2-f luorethyl , 
2 , 2 , 2-Trichlorethyl Oder Pentaf luorethyl , C 2 -C 6 -Haloalke- 
nyl, C 2 -C 6 -Haloalkinyl; C!-C 6 -Haloalkoxy , bevorzugt Chlor- 
methyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyloxy, 
Dif luormethyl oxy, Tri fluormethyloxy, Chlorf luormethyloxy , 
Dichlorf luormethyloxy, Chlordif luormethyloxy , 1-Fluor- 
ethyloxy, 2-Fluorethyloxy, 2 , 2-Dif luorethyloxy , 
2,2, 2-Trif luorethyloxy, 2-Chlor-2-f luorethyloxy, 
2-Chlor-2 , 2-dif luorethyloxy, 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyloxy , 
2,2,2-Trichlorethyloxy Oder Pentaf luorethyloxy , C 2 -C 6 --Ha- 
loalkenyloxy, C 2 -C 6 -Haloalkinyloxy; Ci-C 6 -Haloalkylthio, 
bevorzugt Chlormethyl thio, Dichlormethyl thio, Trichlor- 
methylthio, Fluormethyl thio, Dif luormethyl thio, Trifluor- 
methylthio, Chlorf luormethyl thio, Dichlorf luormethyl thio, 
Chlordif luormethylthio, 1-Fluorethylthio, 2-Fluorethyl - 
thio, 2 , 2-Dif luorethyl thio, 2,2, 2-Trif luorethylthio, 
2-Chlor-2-f luorethyl thio, 2-Chlor-2 , 2-dif luorethyl thio , 
2 , 2-Dichlor-2-f luorethylthio, 2,2, 2-Trichlorethyl thio 
Oder Pentaf luorethylthio, C 2 -C 6 -Haloalkenylthio, 
C 2 -c 6 -Haloalkinylthio; Ci-C 6 -Haloalkylamino, bevorzugt 
Chlormethyl amino, Dichlormethylamino, Trichlormethyl - 
amino, Fluormethylamino, Dif luormethylamino, Trifluor- 
methylamino, Chlorf luormethylamino, Dichlorf luormethyl - 
amino, Chlordif luormethylamino, 1-Fluorethylamino, 
2-Fluorethylamino , 2 , 2-Dif luorethylamino , 2,2,2 -Tri - 
f luorethylamino, 2-Chlor-2-f luorethyl-amino, 
2-Chlor-2, 2-dif luorethylamino, 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyl - 
amino, 2 , 2 , 2-Trichlorethylamino oder Pentaf luorethyl - 
amino, C 2 -C 6 -Haloalkenylamino, C 2 -C 6 -Haloalkinylamino , 
Cl -c 6 -Haloalkylsulfonyl, bevorzugt Chlormethylsulf onyl , 
Dichlormethylsulfonyl, Trichlormethylsulf onyl, Fluorme- 
thylsulfonyl, Dif luormethylsulf onyl , Trif luormethyl - 
sulfonyl, Chlorf luormethylsulf onyl, Dichlorf luormethyl - 
sulfonyl, Chlordif luormethylsulf onyl 1-Fluorethylsulf o - 
nyl, 2-Fluorethylsulfonyl, 2, 2-Di-f luorethylsulfonyl, 
2,2,2-Trif luorethylsulfonyl, 2-Chlor-2-f luorethylsulf o- 
nyl, 2-Chlor- 2, 2-dif luorethylsulfonyl, 2,2-Di- 
chlor-2-f luorethylsulfonyl, 2 , 2 , 2-Trichlorethylsulf onyl 
oder Pentaf luorethylsulfonyl, C 2 -C 6 -Haloalkenylsulf onyl , 
C 2 -C 6 -Haloalkinylsulfonyl; Ci-C 6 -Haloalkylcarbonyl, bevor 
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zugt Chlorme thylcarbonyl, Dichlormethylcarbonyl , Tri- 
chlorme thylcarbonyl , Fluorme thylcarbonyl , Dif luormethyl - 
carbonyl , Tr if luor me thylcarbonyl , Chlorf luorme thylcarbo - 
nyl , Dichlor f luormethylcarbonyl , Chlordi f luorme thy Icarbo - 
5 nyl, 1-Fluore thylcarbonyl, 2-Fluorethylcarbonyl , 2, 2-Di - 

f luorethylcarbonyl, 2 , 2 , 2-Trif luorethylcarbonyl , 
2-Chlor-2-f luor-ethylcarbonyl, 2 -Chlor-2 , 2-dif luorethyl - 
carbonyl , 2 , 2-Dichlor-2-f luor-ethylcarbonyl , 2-2 - 2-Tri - 
chlorethylcarbonyl Oder Pentaf luorethylcarbonyl , 

10 C 2 -C € -Haloalkenylcarbonyl , C 2 -C 6 ~Haloalkinylcarbonyl ; 

d-Ce-Haloalkoxycarbonyl, bevorzugt Chlorme thyloxycarbo- 
nyl, D i ch 1 orme thy loxy carbonyl, Trichlormethyloxycarbonyl , 
F luorme thyloxycarbonyl, Dif luorme thy loxycarbonyl , Tri - 
f luorme thyloxycarbonyl , Chlorf luormethyloxycarbonyl , 

15 Dichlor f luormethyloxycarbonyl , Chlordi f luormethy loxycar - 

bonyl , 1 -Fluor e thy loxycarbonyl , 2-Fluore thyloxycarbonyl , 
2 , 2 -Dif luor-e thyloxycarbonyl, 2,2, 2-Trif luorethyloxycar - 
bonyl, 2-Chlor-2-f luorethyl-oxycarbonyl , 2 -Chlor-2, 2-di- 
f luorethyloxycarbonyl , 2 , 2-Dichlor-2-f luor-e thyloxycarbo - 

20 nyl, 2 , 2 , 2-Trichlore thyloxycarbonyl oder Pentaf luor- 

ethyloxycarbonyl , C 2 -C 6 -Haloalkenyloxycarbonyl, C 2 -C 6 -Ha- 
loalkinyloxycarbonyl; Ci-C 6 -Haloalkylaminocarbonyl, 
bevorzugt Chlormethylaminocarbonyl , Dichlormethylamino- 
carbonyl, Trichlormethylaminocarbonyl, Fluormethylamino - 

25 carbonyl, Dif luorme thylaminocarbonyl , Tr if luorme thylami - 

nocarbonyl, Chlorf luorme thylaminocarbonyl , Dichlorf luor- 
methylaminocarbonyl, Chlordif luorme thylaminocarbonyl , 

1- Fluor-ethylaminocarbonyl , 2 - Fluorethylaminocarbonyl , 
2,2-Dif luorethylamino-carbonyl, 2 , 2 , 2-Trif luorethylamino- 

30 carbonyl, 2-Chlor-2-f luorethylamino-carbonyl , 

2- Chlor-2, 2 -dif luore thylaminocarbonyl, 2 , 2-Di- 
chlor-2-f luor-ethylaminocarbonyl, 2 , 2 , 2 -Trichlorethylami - 
nocarbonyl oder Pentaf luore thylaminocarbonyl, C 2 -C 6 -Halo- 
alkenylaminocarbonyl , C 2 -C6-Halo-alkinylaminocarbonyl ; 

35 Ci-C 6 -Haloalkoxycarbonylamino, Chlorme thy loxyaminocarbo- 

nyl, Dichlormethyloxycarbonyl, Trichlormethyloxyaminocar - 
bonyl , Fluormethyloxyaminocarbonyl , Dif luorme thy loxyami - 
nocarbonyl, Tr if luorme thyloxyaminocarbonyl , Chlorf luor- 
me thy loxyaminocarbonyl , Dichlorf luorme thyloxyaminocarbo- 

40 nyl, Chlordif luormethy loxyaminocarbonyl, 1-Fluorethyl - 

oxyaminocarbonyl , 2 -Fluore thyloxyaminocarbonyl , 2 , 2-Di - 
fluorethy loxyaminocarbonyl, 2,2, 2-Trif luor ethy loxyamino- 
carbonyl, 2-Chlor-2-f luore thyloxyaminocarbonyl , 
2-Chlor-2 , 2-dif luorethyloxyaminocarbonyl , 2 , 2-Di - 

45 chlor-2-f luorethyloxy-aminocarbonyl , 2,2, 2-Trichlorethyl - 

oxyaminocarbonyl Oder Pentaf luorethyloxyaminocarbonyl , 
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C 2 _C 6 -Haloalkenyloxycarbonylamino , C 2 -C 6 -Haloalkinyloxy- 
carbonylamino, Cyano oder Nitro. 

AuBerdem sind Verbindungen der allgemeinen Formel 1 besonders 
5 bevorzugt, in der R 3 einen Rest der allgemeinen Formel 2d 



z 



10 




2d 



15 bedeutet, wobei R 4 und R* gleich Oder verschieden sind und unab- 
hangig voneinander fur Alkyl, bevorzugt Methyl Oder Ethyl, Alkyl - 
sulfonyl, bevorzugt Methylsulf onyl Oder Ethylsulf onyl ; Halogen, 
bevorzugt Fluor, Chlor oder Brom, Haloalkyl, bevorzugt Difluor- 
methyl, Trif luormethyl , Tetraf luorethyl oder Trichlormethyl ste- 

2 0 hen . 

Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1, in der 
r3 fur einen Rest der allgemeinen Formel 2e 

25 




30 2e 



steht und R«. R* und R' gleich oder verschieden sind und unabhangxg 
voneinander fur Alkyl, bevorzugt Methyl oder Ethyl, Alkoxy, 
35 bevorzugt Methoxy, Ethoxy oder Aryloxy, bevorzugt Phenoxy; Alkyl - 
sulfonyl, bevorzugt Methylsulf onyl oder Ethylsulf onyl ; Halogen, 
bevorzugt Fluor, Chlor, Brom oder Iod; Haloalkyl, bevorzugt 
Dif luormethyl, Trif luormethyl . Tetraf luorethyl oder Trichlor- 
methyl stehen. 

40 

Bevorzugt sind auch Verbindungen der allgemeinen Formel 1. in de- 
nen die Substituenten aus einer Kombination der oben aufgefuhrten 
bevorzugten Substituenten ausgewahlt sind. 

45 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 sind 
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a) durch Umsetzung der isothiazolhalogenverbindungen 3 



r' y 



30 



3 



xu 

in der R 1 und R 2 die oben beschriebene Bedeutung haben und Y 
Halogen bevorzugt Chlor, Brom oder Iod bedeutet mit elementa- 
rem Magnesium, einer magnesiumorganischen Oder einer lithium- 
organischen Verbindung und einem Carbonsaurederivat der allge- 
15 meinen Formel 4 

V 

o 

20 

4 

in der R 3 die oben beschriebene Bedeutung hat und T Halogen, 
bevorzugt Chlor, Brom Oder Iod oder N-Alkoxy-N-alkylamino, 
25 bevorzugt N-Methoxy-N- methyl Oder Cyano bedeutet in Gegenwart 

eines inerten Losungsmittels in einem Tempera turbereich von 
-7 8°C bis 111°C, bevorzugt in einem Temper aturbereich von 
-20°C bis 111°C (A. Alberola, F. Alonso, P. Cuadrado, M. C. 
Sanudo, Synth. Commun. 17 (1987)1207), oder 



b. durch umsetzung eines Halogenbenzols der allgemeinen Formel 5 



R 1 



35 



in der R 3 die oben beschriebene Bedeutung hat und Y Halogen, 
bevorzugt Chlor, Brom Oder Iod bedeutet mit elementarem 
40 Magnesium, einer magnesiumorganischen oder einer lithium- 

organischen Verbindung und einem isothiazolcarbonsaurederivat 
der allgemeinen Formel 6a oder 6b, 



45 
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R 1 V-R" %_/ 

5 %^ S 

6a 6b 

in der X, R 1 und R 2 die oben beschriebene Bedeutung haben und 
10 R 11 Halogen, bevorzugt Chlor, Brom oder Iod und N-Alkoxy-N-al 

kylamino, bevorzugt N-Methoxy-N-Methyl bedeutet in Gegenwart 
eines inerten L6sungsmittel5 in einem Temperaturbereich von 
-78°C bis 111°C , bevorzugt in einem Temperaturbereich von 
-20°C bis 111°C zuganglich (A. Alberola, F. Alonso, P Cua- 
15 drado, M. C. Sanudo, J. Heterocyclic Chem. 25 (1988) 235). 

Die Synthese der isothiazolhalogenverbindungen 3 erfolgt durch 
Halogenierung nach literaturbekannten Verfahren (stellvertretend : 
a. A. Alberola, F . Alonso, P. Cuadrado, M. C. Sanudo, Synth. 
20 Commun. 17 (1987)1207; b. Vasilevskii, Izv. Akad. Nauk. SSSR Ser. 
Khim. (1975) 616) von isothiazolverbindungen der allgemeinen For- 
mel 7 




30 in der R 1 und R 2 die oben beschriebene Bedeutung haben. 

isothiazolverbindungen der allgemeinen Formel 7 sind prinzipiell 
bekannt und werden entsprechend literaturbekannter Methoden darge- 
stellt (stellvertretend: a. D. N NcGregor. U. Corbin, J. E. Swi- 
35 gor, I. C. Cheney, Tetrahedron 25 (1968) 389; b. F. Lucchesini, 
N. Picci. M. Pocci., Heterocycles 29 (1989) 97). 

Die Synthese der Isothiazolcarbonsaurederivate der allgemeinen For- 
mel 6b erfolgt durch Umsetzung der Isothiazolhalogenverbindungen 

40 3 mit anorganischen Cyaniden, wie beispielsweise Kupf er (I) cyanid 
nach literaturbekannten Verfahren (stellvertretend: A. Alberola, 
F. Alonso, P Cuadrado, M. C. Sanudo, J. Heterocyclic Chem. 2 5 
(1988) 235) . Die entsprechenden isothiazolcarbonsaurederivate der 
allgemeinen Formel 6a kdnnen nach literaturbekannten Methoden von 

45 isothiazolcarbonsaurederivaten der allgemeinen Formel 6b ausge- 
hend dargestellt werden. 
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Bevorzugte magnesiumorganische Verbindungen sind Alkylmagnesium- 
halogenide, wie beispielsweise Methyl- Oder Ethylmagnesiumbromid 
Oder -chlorid. Als li thiumorganische Verbindungen kommen bevor- 
zugt aliphatische Lithiumverbindungen, wie Li thiumdiisopropylamid, 
5 n- Butyl- Oder sekundar Butyllithium in Frage. 

Das organische Losungsmittel wird in Abhangigkeit der eingesetzten 
Edukte ausgew&hlt. Im allgemeinen ist jedes inerte Losungsmittel 
geeignet. Bevorzugte inerte L6sungsmittel stellen aliphatische, 
10 cyclische oder acyclische Ether, wie beispielsweise Diethylether , 
Tetrahydrofuran, Dioxan oder 1 , 2-Dimethoxyethan dar. Daruber hin- 
aus finden auch inerte aromatische Losungsmittel, wie Benzol oder 
Toluol Verwendung. 

15 Die Edukte werden liblicherweise in st6chiometrischen Mengen mit- 
einander umgesetzt. Es kann jedoch, beispielsweise zur Steigerung 
der Ausbeute vorteilhaft sein, eines der Edukte in einem Uberschufi 
von 0-1 bis 10 mol-Equivalenten einzusetzen. 

20 Benzoesaurederivate der Formel 4 lassen sich f olgendermaBen her- 
stellen: 

Benzoylhalogenide wie beispielsweise Benzoylchloride der Formel 4 
(T = CI) werden in bekannter Weise durch Umsetzung der Benzoe- 
25 sauren der Formel 4 (T = OH) mit Thionylchlor id hergestellt. 

Die Benzoesauren der Formel 4 (T = OH) konnen in bekannter Weise 
durch saure Oder basische Hydrolyse aus den entsprechenden Estern 
der Formel 4 (T = Ci -C 4 -Alkoxy) hergestellt werden. 

30 

Die Zwischenprodukte der Formel 4 lassen sich z.B. gemafi Schema 1 
und 2 auf den im folgenden beschriebenen Wegen darstellen. 

Schema 1 

35 



40 




8 9 4 



T Ci-C 4 -Alkoxy, 

Y CI, Br, J, -OS(0) 2 CF 3 , ~0S(O) 2 F 

45 A 1 Sn( C 1 -C 4 -Alkyl) 3 , B(OH) 2 , ZnHal , wobei Hal fur CI oder Br 

steht 
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Z und die Substituenten R 4 , R 5 , R 6 und R 7 wie oben defi- 

niert . 

Danach lassen sich die Arylhalogenverbindungen Oder Aryl- 
5 sulfonate 8 in bekannter Weise mit Heteroarylstannanen (Stxlle- 
Kupplungen), Heteroaryl-Borverbindungen (Suzuki-Kupplungen) Oder 
Heteroaryl-Zinkverbindungen (Negishi-Reaktion) v (vgl . z.B. Syn- 
thesis 1987, 51-53, Synthesis 1992, 413) in Gegenwart eines 
Palladium- oder uickel-Ubergangsmetallkatalysators und gegebenen- 
10 falls einer Base zu den neuen Verbindungen der allgemeinen For- 
mel 4 umsetzen. 

Die Benzoesaurederivate der Fortnel 4a konnen auch erhalten wer- 
den, indem man entsprechende brom- oder iodsubstituierte 
15 Verbindungen der Formel 10 

Schema 2 



20 



25 



Br, J 



Z 1 R 4 
R 7 R 6 



10 



R5 



9 Z 1 R 4 



CO/TOH 



Katalysator 




Z 1 Z oder CN 

T OH, Ci-C 4 -Alkoxy 

30 in der die Substituenten R 4 , ** . R 6 und R 7 die obengenannte Bedeu- 
tung haben, in Gegenwart eines Palladium-, Nickel-, Cobalt- oder 
Rhodium-Ubergangsrnetallkatalysators und einer Base mit Kohlenmon- 
oxid und Wasser unter erh6htem Druck umsetzt. 

35 Die Katalysatoren Nickel, Cobalt, Rhodium und insbesondere 

Palladium konnen metallisch oder in Form ublicher Salze wie in 
Form von Halogenverbindungen, z.B. PdCl 2 , RhCl 3 -H 2 0, Acetaten, 
z B Pd(0AO 2 , Cyaniden usw. in den bekannten Wertigkeitsstuf en 
vorliegen. Ferner k6nnen Metal lkomplexe mit tertiaren Phosphinen, 

40 Metallalkylcarbonyle, Metallcarbonyle, z.B. C0 2 (CO) 8> Ni(CO) 4 . 
Metallcarbonyl-Komplexe mit tertiaren Phosphinen, z.B. 
(PPh 3 ) 2 Ni(CO) 2 , Oder mit tertiaren Phosphinen komplexierte Uber- 
gangsmetallsalze vorliegen. Die letztgenannte Ausf vihrungsf orm ist 
insbesondere im Fall von Palladium als Katalysator bevorzugt. 

45 Dabei ist die Art der Phosphinliganden breit var label. Beispiels- 
weise lassen sie sich durch folgende Formeln wiedergeben: 
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R 12 ^ 12 \ 

p ^1 R i3 oder / P (CH 2 ) n P 

R 14 

wobei n die Zahlen 1, 2, 3 oder 4 bedeutet und die Reste R" bis 
Ris fur niedermolekiulares Alkyl, z.B. Ci-C 6 -Alkyl, Aryl, 
Ci-C 4 -Alkylaryl f z.B. Benzyl, Phenethyl oder Aryloxy stehen. Aryl 
ist z.B. Naphthyl, Anthryl und vorzugsweise gegebenenf alls sub- 
10 stituiertes Phenyl, wobei man hinsichtlich der Substi tuenten nur 
auf deren Inertheit gegenuber der Carboxylierungsreaktion zu ach- 
ten hat, ansonsten konnen sie breit variiert werden und umfassen 
alle inerten C-organischen Reste wie Ci-C 6 - Alkylreste, z.B. 
Methyl, Carboxylreste wie COOH, COOM (M ist z.B. ein Alkali-, 
15 Erdalkalimetall oder Ammoniumsalz) , oder C-organische Reste uber 
Sauerstoff gebunden wie Ci -C 6 - Alkoxyreste . 

Die Herstellung der Phosphinkomplexe kann in bekannter Weise, 
z.B. wie in den eingangs genannten Dokumenten beschrieben, erfol- 
20 gen. Beispielsweise geht man von ublichen kommerziell erwerbli- 
chen Metallsalzen wie PdCl 2 oder Pd(OCOCH 3 ) 2 aus und fugt das 
Phosphin z.B. P(C 6 H 5 ) 3 , P(n-C 4 H 9 ) 3 , PCH 3 (C 6 H 5 >2, 1 , 2 -Bis (diphenyl - 
phosphino) ethan hinzu. 

25 Die Menge an Phosphin, bezogen auf das Uber gang sme tall , betr&gt 
iiblicherweise 0 bis 20, insbesondere 0,1 bis 10 Molaquivalente , 
besonders bevorzugt 1 bis 5 Molaquivalente. 

Die Menge an Ubergangsmetall ist nicht kritisch. Natiirlich wird 
30 man aus Kostengrunden eher eine geringe Menge, z.B. von 0,1 bis 
10 Mol.-%, insbesondere 1 bis 5 Mol.-%, bezogen auf den Ausgangs- 
stoff der Formel 4 verwenden. 

Zur Herstellung der Benzoesiuren 4 (T = OH) fiihrt man die 
35 Umsetzung mit Kohlenmonoxid und mindestens aquimolaren Mengen 
an Wasser, bezogen auf die Ausgangsstof f e 10 durch. Der Reakti- 
onspartner Wasser kann gleichzeitig auch als Losungsmittel die- 
nen, d.h. die maximale Menge ist nicht kritisch. 

40 Es kann aber auch je nach Art der Ausgangsstof fe und der ver- 
wendeten Katalysatoren von Vorteil sein, anstelle des Reaktions- 
partners ein anderes inertes Losungsmittel oder die fur die 
Carboxylierung verwendete Base als Losungsmittel zu verwenden. 

45 Als inerte Losungsmittel kommen fur Carboxylierungsreaktionen 

ubliche Ldsungsmittel wie Kohlenwasserstof f e, z.B. Toluol, Xylol, 
Hexan, Pentan, Cyclohexan, Ether z.B. Methyl - tert .butylether, 
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Tetrahydrofuran, Dioxan, Dimethoxyethan, substituierte Amide 
wie Dimethyl formamid, persubsti tuierte Harnstoffe wie 
Tetra-Ci-C 4 -alkylharnstoffe Oder Nitrile wie Benzonitril 
Oder Acetonitril in Betracht . 

5 

in einer bevorzugten Ausf iihrungsf orm des Verfahrens verwendet man 
einen der Reaktionspartner , insbesondere die Base, im UberschuB, 
so daB kein zusatzliches Ldsungsmittel erforderlich ist. 

10 Fur das verfahren geeignete Basen sind alle inerten Basen, die 
den bei der Umsetzung f reiwerdenden Jodwasserstof f bzw. Brorn- 
wasserstoff zu binden vermdgen. Beispielsweise sind hier tertiare 
Amine wie tert . - Alkylamine, z.B. Trialkylamine wie Triethylamin, 
cyclische Amine wie N-Methylpiperidin Oder N. N' -Dimethyl - 

15 piperazin, Pyridin, Alkali- Oder -hydrogencarbonate, Oder tetra- 
alkylsubstituierte Harnstof f derivate wie Tetra-Ci-C 4 -alkyl- 
harnstoff, z.B. Tetramethylharnstof f , zu nennen. 

Die Menge an Base ist nicht kritisch, ublicherweise werden 1 bis 
20 10, insbesondere 1 bis 5 Mol verwendet. Bei gleichzeitiger ver- 
wendung der Base als Losungsmittel, wird die Menge in der Regel 
so bemessen, daB die Reaktionspartner gelost sind, wobei man aus 
Praktikabilitatsgrunden unndtig hohe Uberschusse vermeidet, urn 
Kosten zu sparen, kleine Reaktionsgef aBe einsetzen zu k&nnen und 
25 den Reaktionspar tnern maximalen Kontakt zu gewahrleisten. 

Wahrend der Umsetzung wird der Kohlenmonoxiddruck so eingestellt, 
daB immer ein UberschuB an CO, bezogen auf die Verbindung der 
Formel 10 vorliegt. Vorzugsweise liegt der Kohlenmonoxiddruck bei 
30 Raumtemperatur bei 1 bis 250 bar, insbesondere 5 bis 150 bar CO. 

Die Carbonylierung wird in der Regel bei Temperaturen von 20 bis 
250°C, insbesondere bei 30 bis 150°c kontinuierlich oder diskonti- 
nuierlich durchgef uhrt . Bei diskontinuierlichem Betrieb wird 
35 zweckmaBigerweise zur Auf rechterhaltung eines konstanten Druckes 
kontinuierlich Kohlenmonoxid auf das Umsetzungsgemisch aufge- 
preBt . 

Die als Ausgangsverbindungen benutzten Arylhalogenverbindungen 
40 der Formel 10 sind bekannt oder kdnnen leicht durch geeignete 
Kombination bekannter Synthesen hergestellt werden. 

Beispielsweise k6nnen die Halogenverbindungen 10 durch Sandmeyer- 
Reaktion aus entsprechenden Anilinen erhalten werden, die ihrer- 
45 seits durch Reduktion von geeigneten Nitroverbindungen (vgl . z.B. 
fur Verbindung 10 mit = CN: Liebigs Ann. Chem. 1980, 768-778) 
synthetisiert werden. Die Arylbromide 10 k6nnen auBerdem durch 
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direkte Bromierung geeigneter Ausgangsverbindungen erhalten wer- 
den [vgl. z.B. Monatsh. Chem. 99, 815-822 (1968)]. 



Schema 3 

5 




25 

14 



T 


Ci-C4-Alkoxy 


Y 


CI, Br, J, -OS(0) 2 CF 3 , -0S(0) 2 F 


30 Z, R 4 -R 7 


wie oben definiert 


R 16 


Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl, C x -C 4 -Haloalkyl , C 3 -C 8 -Cyclo- 




alkyl, ggf. subst. Phenyl Oder Trimethylsilyl, 




Wasserstoff, Ci-C 4 - Haloalkyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl Oder ggf. 




subst. Phenyl. 



35 

Ausgehend von den Arylhalogenverbindungen oder Arylsulf onaten 8 
lassen sich in Gegenwart eines Palladium- oder Nickel-Ubergangs - 
metallkatalysators und gegebenenf alls einer Base Arylmethylke- 
tone 11 nach li teraturbekannten Verfahren durch Umsetzung mit Vi- 
40 nylalkylethern und anschlieBende Hydrolyse herstellen [vgl. z.B. 
Tetrahedron Lett. 32, 1753-1756 (1991)]. 

Die ethinylierten Aromaten 12 konnen in bekannter weise durch Um- 
setzung von Arylhalogenverbindungen oder Arylsulf onaten 8 mit 
45 substituierten Acetylenen in Gegenwart eines Palladium- oder Nik- 
kel-Ubergangsmetallkatalysators hergestellt werden (z.B. Hetero- 
cycles, 24, 31-32 (1986)). Derivate 12 mit R 16 = H erhalt man 
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zweckmaBigerweise aus den Silylverbindungen 12, R 16 = -Si(CH 3 ) 3 
[J.Org.Chem. 46, 2280-2286 (1981)]. 

Durch Heck-Reaktion von Arylhalogenverbindungen Oder Arylsulfona- 
5 ten 4b mit Olefinen in Gegenwart eines Palladiumkatalysators wer- 
den die Arylalkene 13 erhalten (vgl. z.B. Heck, Palladium Re- 
agents in Organic Synthesis, Academic Pres, London 1985 bzw. Syn- 
thesis 1993, 735-762) . 

10 Die als Ausgangsverbindungen benutzten Benzoylderivate 4b sind 
bekannt [vgl. z.B. Coll. Czech. Chem. Commn. 40, 3009-3019 (1975)] 
Oder kdnnen leicht durch geeignete Kombination bekannter Synthe- 
sen hergestellt werden. 

15 Beispielsweise konnen die Sulfonate 4b (Y = -0S(O) 2 CF 3 , -OS(0) 2 F) 
aus den entsprechenden Phenolen, die ihrerseits bekannt sind 
(vgl. z.B. EP 19 5247) oder nach bekannten Methoden hergestellt 
werden kdnnen, erhalten werden (vgl. z.B. Synthesis 1993, 
735-762) . 

20 Die Halogenverbindungen 4b <Y = CI, Br oder I) k6nnen beispiels- 
weise durch Sandmeyer-Reaktion aus entsprechenden Anilinen erhal- 
ten werden. 

25 



30 



35 



40 



45 
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25 A S , NH Oder NOH 

T ist Ci-C 4 -Alkoxy und Substituenten R 4 -R 7 wie oben definiert. 

IsophthalsSurederivate 16 konnen aus den Aldehyden 15 nach be- 
kannten Verfahren hergestellt werden [ s. J. March Advanced 
30 Organic Chemistry 3. Aufl., S. 629ff, Wiley- Interscience 
Publication (1985)]. 

Die Oxime 17 erh&lt man vorteilhaft dadurch, dafi man in bekannter 
Weise Aldehyde 15 mit Hydroxylamin umsetzt [s. J. March Advanced 
35 Organic Chemistry 3. Aufl., S. 805-806, Wiley-Interscience 
Publication (1985)]. 

Die Umwandlung der Oxime 17 in Nitrile 18 kann ebenfalls nach be- 
kannten Verfahren erfolgen [s. J. March Advanced Organic 
40 Chemistry 3. Aufl., S. 931-932, Wiley-Interscience Publication 
(1985) ] . 

Die als Ausgangsverbindungen bendtigten Aldehyde 15 sind bekannt 
Oder nach bekannten Methoden herstellbar. Beispielsweise konnen 
45 sie gem£B Schema 5 aus den Methylverbindungen 22 synthet isiert 
werden. 
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O R 4 r5 j? * 4 R 5 n R 4 R 5 f? 

^T\ 6 V*< R*R« 

22 23 15 



10 



Die Reste T und R 4 , R 5 , R 6 und R 7 haben die unter Schema 4 ge- 
nannte Bedeutung. Die Methylverbindungen 22 konnen nach allgemein 
bekannten Methoden, beispielsweise mit N-Bromsuccinimid Oder 
l,3-Dibrom-5,5-dimethylhydantoin, zu den Benzylbromiden 23 umge- 
15 setzt werden. Die Umsetzung von Benzylbromiden zu Benzaldehyden 
15 ist ebenfalls literaturbekannt [vgl . Synth. Commun. 22 
1967-1971 (1992)] . 

Die vorprodukte 11 bis 18 eignen sich zum Aufbau heterocyclischer 
20 Zwischenprodukte 4. 

Beispielsweise konnen aus den Acetophenonen 11 uber die 
halogenierte Zwischenstuf e 14 5-0xazolyl- [ vgl. z.B. J. Hetero- 
cyclic Chem., 28, 17-28 (1991)3 Oder 4-Thiazolyl-derivate [vgl. 
25 z.B. Metzger, Thiazoles in: The Chemistry of Heterocyclic 
Compounds, Vol.34 S. 175ff (1976)] erhal ten werden. 

Die Acetylene 12 bzw. die Alkene 13 eignen sich zum Aufbau von 
4-Isoxazolyl-, 5-Isoxazolyl- , 4, 5-Dihydroisoxazol-4-yl-, 4.5-Di- 
30 hydroisoxazol-5-yl-derivaten [vgl. z.B. Houben-Weyl, Methoden der 
organischen Chemie, 4. Aufl., Bd. X/3, S. 843ff (1965)]. 

Aus den Benzoesauren 16 bzw. den daraus nach Standardverf ahren 
erhaltlichen Saurechloriden 19 k&nnen beispielsweise nach 
35 literaturbekannten Verf ahren 2-Oxazolyl-, 1, 2, 4-Oxadiazol-5-yl-, 
l,3,4-Oxadiazol-2-yl-derivate [ vgl. z.B. J. Heterocyclic Chem., 
28, 17-28 (1991)] oder 2-Pyrrolyl-derivate [vgl. z.B. Hetero- 
cycles 26, 3141-3151 (1987)] hergestellt werden. 

40 1 2 4-Triazol-3-yl-derivate sind aus Benzonitrilen 18 nach be- 
kannten Methoden [vgl. z.B. J. Chem. Soc. 3461-3464 (1954)] her- 
zustellen. 

Die Benzonitrile 18 konnen uber die zwischenstuf e der Thioamide, 
45 Amidoxime oder Amdine 21 in 1 , 2 , 4-Oxadiazol-3-yl- [vgl. z.B. J. 
Heterocyclic Chem., 28, 17-28 (1991)] 2-Thiazolyl- , 4,5-Dihydro- 
thiazol-2-yl- oder 5 , 6-Dihydro-4-H-l , 3-thiazin-2-yl-derivate 
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[vgl. z.B. Houben-Weyl, Methoden der organischen Chemie, 4. 
Aufl., Bd. E5, S. 1268ff (1985)] uragewandelt werden. Aus den 
Thioamiden 21 (A=S) sind nach literaturbekannten Verfahren auch 
1, 2, 4-Thiadiazol-5-yl-derivate [vgl. z.B. J.Org.Chem. 45 
5 3750-3753 (1980)] oder 1, 3, 4-Thiadiazol-2-yl-derivate [vgl. z.B. 
j. Chem.Soc, Perkin Trans. I 1987-1991 (1982)] erhaltlich. 

Die Umwandlung von Oximen 17 in 3-Isoxazolyl-derivate kann in be- 
kannter Weise uber die Zwischenstuf e der Hydroxamsaurechloride 20 
10 erfolgen [vgl. z.B. Houben-Weyl, Methoden der organischen Chemie, 
4. Aufl., Bd. X/3, S. 843ff (1965)]. 

Beispiele fur besonders bevorzugte Verbindungen der allgemeinen 
Formel 1 sind in den folgenden Tabellen zusammengestellt . Die De- 
15 finitionen der Reste gelten nicht nur in der speziellen Kombina- 
tion von Resten als besonders bevorzugt, sondern auch jeweils iso- 
liert betrachtet. 
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Tabelle 1: 
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24 









24.1 




F 

J. 


24.2 


CI 


n 


24.3 


CI 


Rr 

Dl 


24.4 


CI 


PH, 


24.5 


CI 


P.Hc 


24.6 


CI 




24.7 


CI 


iP.H. 
i\^3ri7 


24.8 


CI 


wP H„ 


24.9 


Ci 




24.10 


CI 


Ph 


r% a 11 

24. II 


CI 


OH 


24.12 


CI 


OCH, 


24.13 


pi 
CI 






CI 


0(nC 3 H 7 ) 


24.15 


CI 


0(/C 3 H 7 ) 


24.16 


1 CI 


0(nG,H 9 ) 


24.17 


CI 


0(fC 4 H 9 ) 


24.18 


CI 


OPh 


24.19 


CI 


SH 


24.20 


CI 


SCH 3 


24.21 


CI 


SC 2 H 5 


24.22 


CI 


| S(nC 3 H 7 ) 


24.23 


CI 


S(/C 3 H 7 ) 


24.24 


CI 


S(«C 4 H,) 


24.25 


CI 


S(fC<H 9 ) 
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PIPS 




••IS, 


24.26 


pi 
li 


SPh 


1/1 T7 

24.2 / 


Pi 


CCK 


1/1 


pi 


v_^x ±2-*- 


24.29 


pi 
li 


PHF. 


24.30 


li 


PF 


24.31 


pi 
li 


PF PFTF\ 


i/i io 


Pi 


SO,H 


24.33 


pi 




24.34 


PI 
LI 


qox\fl 

OW2>— '2-TA5 I 


24.35 


LI 




24.36 


LI 


ca /VP IT "1 
0^2^*^3x17 J 


24.3 / 


PI i 
LI 




1/1 1Q 

24.3 o 


PI 




24.39 


PI 


ov/2ru 


24.40 


CI 


MFT 
i>iri2 


r\ a. ah 

24.41 


Li 


INirLJXj 


^ A A1 

24.42 


pi 
LI 




O A A1 

24.43 


PI 
Li 




O A A A 

24.44 


PI 
LI 


i^ii 1J2 


24.45 


LI 


PXf 


24.46 


CI 


JNLI2 


24.47 


lH 3 


X 1 


S\ A A O 

24.48 


LH3 


PI 


24.49 


PTJ 

1 LXI3 




1/1 CA 

24.50 


P14 


V--X A3 


24.51 


LH3 


P FL 


24.53 


Lxi 3 


wP M 


A C A 

24.54 


Lri 3 


i P W 


24.55 


Lri3 






PH, 


/C4H9 


24.57 


CH 3 


1 Ph 


24.58 


CH 3 


OH 


24.59 


CH, 


OCH3 
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24.60 | 


CH 3 


uteris 


24.61 I 


CH 3 


0(«C 3 H 7 ) 


1 24.62 1 


CH 3 


(J(fC 3 H 7 ) 


| 24.63 | 


/IT T 

CH 3 


A/„P TJ \ 


i 24.64 | 


CHj 




1 24.65 1 


CHj 


OPn 


1 24.66 1 


CH 3 


CTT ! 


24.67 i 


CHj 


SCH 3 


1 24.68 j 


CHj 


SC2H5 


1 24.69 1 


CHj 


S(wC 3 H 7 ) 1 


24.70 


CHj 


S(*C 3 H 7 ) 


1 24.71 1 


CHj 


S(/iC 4 H 9 ) 


1 24.72 1 


CHj 


S(rC 4 H 9 ) 


1 24.73 1 


CHj 


SPn 


1 24.74 j 


CHj 


CC1 3 


24.75 


CHj 


CH 2 F 


24.76 ! 


CHj 


CHF 2 


24.77 


CHj 


CFj 


1 24.78 


CHj 


CFjCHFj 


j 24.79 


j CHj 


C/"\ T T 
SO3H 


1 24.80 


1 CHj 


S0 2 CH 3 


24.81 


i CHj 


SO2C2H5 


1 24.82 


r CHj 


S0 2 (wC 3 H 7 ) 


24.83 


j CHj 


O /~V fit** TT \ 

S02(iC 3 ll 7 ) 


I 24.84 


j CHj 


en xj \ 


24.85 


1 CHj 


S02(/C 4 rl9) 


24.86 


1 CHj 


TYU 

S0 2 Ph 


24.87 


j CHj 


XTTT 

NH 2 


24.88 


] CHj 


NHCHj 


1 o a on 

j 24.89 


I ru 


NCHiPh 


24.90 


1 CHj 


N(CH 3 )j 


24.91 


CHj 


NPh 2 


24.92 


1 CHj 


CN 
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^ - : . ; ; i-'.'-'-'V'j J",'" \ ■ ■ 1 " ■ ' 


i/i c\i 


1^x1.3 


V^2 


1/1 Q/l 




F 

X 


1/1 A< 


on ru 


CI 


1/1 A£ 

24.96 




Rr 

DI 


1 /! A*7 

24.y / 


en ru 


ru 
v^r±3 


24.Vo 


on fu 




1/1 AO 

24. yy 


on ru. 


nv^3ll7 


r\A 1 AA 

24. 100 


on ru 

oL^2^AA3 


1^3x17 


24.101 




M r u 


r\ A 1 A1 

24.102 


on ru 


*r u 


1 /I 1 A7 
24. 10J 


on ru 


Ph 

X 11 


1/1 1 A/t 

24. 1 04 


on rT4 

k3^2^^l3 1 


OH 


1/1 1 A^ 

24. 103 


on ru 




1 /I 1 A^ 

24.106 


on ru 


OP H 


24.107 


on ru 


n/„r u \ 


24.108 


on ru 


n/;r U ^ 


1/1 1 A A 

24. ioy 


on ru 


n/ M r u\ 


^ A 1 1 A 

24.110 


on ru 


n/*r u \ 

\_/^n^4XX9/ 


*S A 111 

24. Ill 


on ru 


nph 

VxD 


24.H2 


on ru 


cu 
oxl 


24.113 


on ru 


oru 


24.114 


on ru 


op u 


24.115 


on ru 




i/i 1 1 £ 
24. 1 16 


en ru 


Q/vr u \ 


^ A 111 

24.117 


on ru 


o/ M r u \ 


24.1 18 


on ru 


Q//T U \ 


r\ A 1 1 A 

24.119 


on ru 




1/1 1 1A 

24.120 


on ru 


\^\^i 3 


i/i 111 
24.121 


on ru 

0^2^- U*3 


ru p 


OA 1 00 




CHF, 


24.123 


S0 2 CH 3 


CF, 


24.124 


| S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


24.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 



WO 97/38996 



PCT/EP97/01855 



40 









24.126 


S0 2 CH 3 


S0 2 CH 3 


24.127 


S0 2 CH 3 


S0 2 C 2 H, 


24.128 


S0 2 CH 3 


S0 2 («C 3 H 7 ) 


24.129 


S0 2 CH 3 


S0 2 (iC 3 H 7 ) 


24.130 


S0 2 CH 3 


S0 2 (rtC 4 H !> ) 


24.131 


S0 2 CH 3 


S0 2 (/G,H 9 ) 


24.132 


S0 2 CH 3 


S0 2 Ph 


24.133 


S0 2 CH 3 


NH 2 


24.134 


S0 2 CH 3 


NHCH 3 


24.135 


S0 2 CH 3 


NCH 3 Ph 


24.136 


S0 2 CH 3 


NCCH^ 


24.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


24.138 


S0 2 CH 3 


CN 


24.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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CI 


F 




CI 


Cl 


Zj.j 


CI 


Br 


ZD.H- 


CI 


CH 3 


ZD.D 


CI 


C 2 H 5 


ZD.O 


CI 


wC 3 H 7 


ZD. / 


Cl 




ZD.o 


ci 




i ZD.y 


Cl 




ZD 1U 


Cl 


Ph 


T< 1 1 
ZD. 1 1 


Cl 


OH 


ZD. 1Z 


Cl 


OCH 3 


ZD. 1 j 


Cl 


OC 2 H 5 1 


?^ 14 


Cl 


0(«C 3 H 7 ) 


25.15 


Cl 


0(/QH 7 ) 


25.16 


Cl 


OC1C4H,) 


25.17 


Cl 


0(/C 4 H,) 


25.18 


Cl 


OPh 


25.19 


Cl 


SH 


25.20 


Cl 


SCH 3 


25.21 


Cl 


SC 2 H 5 


25.22 


Cl 


S(nC 3 H 7 ) 


25.23 


Cl 


SOCjH,) 


25.24 


Cl 


S(/iC 4 H 9 ) 


25.25 


Cl 


S(/C 4 H 9 ) 
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-''fPk ^\ 


25.26 


Cl 


SPh 


25.27 


Cl 


CC1 3 


25.28 


Cl 


CH 2 F 


25.29 


Cl 


CHF 2 


25.30 


Cl 


CF 3 


25.31 


Cl 


CF 2 CHF 2 


25.32 


Cl 


S0 3 H 


25.33 


Cl 


S0 2 CH 3 


25.34 


Cl 


S0 2 C 2 H 5 


25.35 


Cl 


S0 2 (nC 3 H 7 ) 


25.36 


Cl 


S0 2 (/C 3 H 7 ) 


25.37 


Cl 


S0 2 («G,H 9 ) 


25.38 


Cl 


S0 2 (fC4H 9 ) 


25.39 


Cl 


S0 2 Ph 


25.40 


Cl 


NH 2 


25.41 


Cl 


NHCH 3 


25.42 


Cl 


NCH 3 Ph 


25.43 


Cl 


N(CH 3 ) 2 


25.44 


Cl 


NPh 2 


25.45 


Cl 


CN 


25.46 


Cl 


N0 2 


25.47 


CH 3 


F 


25.48 


CH 3 


Cl 


25.49 


CH, 


Br 


25.50 


CH 3 


CH 3 


25.51 


CH, 


C 2 Hs 


25.53 


CH 3 


nC 3 H 7 


25.54 


CH 3 


iC 3 H 7 


25.55 


! CH 3 




25.56 


CH 3 


?C 4 H 9 


25.57 


CH 3 


I Ph 


25.58 


CH 3 


: oh 


25.59 


CH, 


OCH 3 
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"T^" m ...... ^ - 


25.60 


CH 3 


XJ 


25.61 


/"1TJ 

CrL 3 


n/ M r xj ^ 


25.62 


Cri 3 




25.63 


Cn 3 




25.64 


Cri 3 


CifC 14 ^ 


25.65 


CH 3 


Urn 


25.66 


Crl 3 


CTJ 
OXl 


25.67 


pTJ 




25. .68 


CH 3 


CP IT 


25.69 


CH 3 , 


b(rtC 3 rl 7 ) ■ 


25.70 


CH 3 


JS(/C 3 ri?) 


25.71 


CH 3 


C l / M /^' XJ \ 


25.72 


/"ITT 

CH 3 


T4 


25.73 


CH 3 


oJrO 


25.74 


/ITT 

CH 3 


CC1 3 


25.75 


CH 3 




25.76 


CH 3 


ChLr 2 


25.77 


1 CH 3 


Cr 3 


25.78 


/ITT 

CH 3 




25.79 


/"ITT 

CH 3 


C/"V XJ 


25.80 


/IT T 

1 CH 3 


i>D 2 Crl 3 


25.81 


CH 3 


SO2C2H5 


25.82 


CH 3 




25.83 


Crl 3 




25.84 


CH 3 


CA / M f TJT \ 


25.85 


CH 3 


CA XT \ 


25.86 


CH 3 


oU 2 Jrn 


25.87 


nTT 

CH 3 


XTXJ 

iNri 2 


25.88 


CH 3 


xTXJfXJ 




v^ri 3 


NCH^Ph 


25.90 


CH, 


N(CH,) 2 


25.91 


CH, 


NPh, 


25.92 


CH, 


CN 
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25.93 1 


CH 3 


no 2 


25 94 


S0 2 CH 3 


F 


25.95 | 


S0 2 CH 3 


CI 


25.96 J 


S0 2 CH 3 


Br 


25.97 1 


S0 2 CH 3 


CH 3 


25.98 1 


S0 2 CHj 


C 2 H 5 


25 99 I 


SOjCHj 


/1QH7 


25 100 


SO ? CH 3 


*C 3 H 7 


25 101 1 


S0 2 CH 3 


«C 4 H» 


95 102 1 


SO,CH 3 


/C4H9 


25 103 1 


SO,CH 3 


Ph 


25 104 1 


S0 2 CH 3 


OH 


25 105 

. 1 V/-' 1 


SO2CH3 


OCH 3 


95 106 


SO^CHi 


OC 2 H 5 


25 107 


SO2CH3 


0(mC 3 H 7 ) 


2*5 108 


SOjCHj 


0(i*C 3 H 7 ) 


9*5 109 


SO,CH 3 


O^GH,) 


2*5 110 


1 SO7CH3 


0(*C 4 H 9 ) 


o< 111 
Zj. Ill 


i so?CH, 


OPh 


25 112 


! S0 2 CH 3 


SH 


25 113 


| S0 2 CHj 


SCH, 


25 1 14 


1 SOXHj 


SC 2 Hs 


25 1 15 


I S0 2 CH 3 


S(«C 3 H 7 ) 


25 1 16 


1 S0 2 CH 3 


S(iC,H 7 ) 


25 1 17 
x j .lit 


1 SO,CH 3 


S(nC 4 H 9 ) 


25 1 1R 

JLJ. 1 1 O 


1 SO,CH 3 


S(*C 4 H») 


25 1 19 


SO>CH 3 


SPh 


25 120 


T~ SO,CH 3 


CC1 3 


25.121 


! S0 2 CH 3 


CH 2 F 


25.122 


j S0 2 CH 3 




25.123 


! S0 2 CH 3 


CF 3 


25.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


25.125 


| S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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•Nr. - 




— , — — — ™ — — 


25.126 


so 2 CH 3 


b0 2 CH 3 


25.127 






25.128 


SO2CH3 


b*J2(rt^3*i7J 


25.129 


SO2CH3 


CO (;C* W \ 

OU 2 (^3W7j 


25.130 


SO2CH3 


c r\ f it \ 

DU 2 («C4rl9) 


25.131 


S0 2 CH 3 


O { ±f~~* TT \ 

b0 2 (/C 4 rl9) 


25.132 


S0 2 CH 3 




25.133 


SO2CH3 


xtut 
Nrl 2 


25.134 


SO2CH3 


XTT T/^TT 
NHCH3 


25.135 


O /"""IT T 
SO2CH3 


XT/TX TTU 


25.136 


bU 2 Cri 3 


XT/r'TT \ 

IN(L.tl3)2 


25.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


25.138 


S0 2 CH 3 


CN 


25.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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s 

R 6 



26 









Zu. 1 


pi 


F 

X 


Zu.Z 


PI 


CI 


ZO.3 


PI 


Br 


26.4 


PI 




26.5 


PI 




26.6 


t^i 




26.7 


pi 




2o.o 


Pi 




26.9 


Pi 




ZblU 


PI 


Ph 


1 1 

26.11 


PI 


OH 


26.12 


PI 


oca 


Zo. 13 


PI 


OC 2 H 5 


26 14 

jL,\J . 1 ~ 


CI 


0(nC 3 H 7 ) 


26.15 


CI 


0(iC 3 H 7 ) 


26.16 


CI 


0(nC«H 9 ) 


26.17 


CI 


(X^H,) 


26.18 


CI 


OPh 


26.19 


CI 


SH 


26.20 


CI 


| SCH, 


26.21 


CI 


SC 2 H, 


26.22 


CI 


S(nC,H 7 ) 


26.23 


CI 


S(iC,H 7 ) 


26.24 


CI 


S(nC 4 H 9 ) 


26.25 


CI 


S(*C<H 9 ) 
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26.26 


Cl I 


or il 


26.27 


Cl 




26.28 


CI 




26.29 


CI 




26.30 


CI 




26.31 


CI 




26.32 


CI 




26.33 


CI 


OA pXJ 


26.34 


Cl 




26.35 


Cl 


2 V ^3*17 J 


26.36 


Cl 


on /iT H 


26.37 


Cl 




26.38 


Cl 


0CI2V/C4X197 


26.39 


Cl 


en "PVi 


26.40 


Cl 


MR 
IN02 


26.41 


Cl 


\juru 


26.42 


Cl 


XTPW Ph 
JN^xl3lr D 


26.43 


Cl 


JN(Cri3,h 


26.44 


Cl 


IN t H2 


26.45 


Cl 




26.46 


y— 11 

Cl 


Km 


26.47 


/ITT 

CH 3 


p 
r 


26.48 


1 CH 3 




26.49 


CH 3 


Dl 


26.50 


CH 3 


ru 


26.51 


! CH 3 




26.53 


CH 3 


*tP T-T 


26.54 


CHj 


IC3X17 


26.55 


(_ri 3 




26.56 


CH 3 




26.57 


CH 3 


Ph 


26.58 


CH 3 


OH 


26.59 


CH 3 


OCH 3 
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pmmmm 




i '«>:'•:"•■ j 


26.60 


CH, 


OC 2 H 5 I 


26.61 


CH, 


0(/iC,H 7 ) | 


26.62 


CH, 


0(iC,H 7 ) 1 


26.63 


CH, 


0(«C 4 H 9 ) 1 


26.64 


CH, 


0(/C 4 H 9 ) 1 


26.65 


CH, 


OPh J 


26.66 


CH, 


SH 


26.67 


CH, 


SCH, ( 


26.68 


CH, 


SC2H5 J 


26.69 


CH, 


S(/jC,H 7 ) I 


26.70 


CH, 


S(iC,H 7 ) 


26.71 


CH, 


S(nC 4 H 9 ) | 


26.72 


CH, 


S(/C 4 H 9 ) 


26.73 


CH, 


SPh 1 


26.74 


CH, 


CCl, 1 


26.75 


CH, 


CH 2 F 1 


26.76 


CH, 


CHF 2 I 


26.77 


CH, 


CF, | 


26.78 


CH, 


CF 2 CHF 2 | 


26.79 


CH, 


SCH 


26.80 


CH, 


S0 2 CH, | 


26.81 


i CH, 


S0 2 C 2 H 5 I 


26.82 


CH, 


S0 2 (/jC,H 7 ) 1 


26.83 


CH, 


S0 2 (iC,H 7 ) | 


26.84 


CH, 


S0 2 (wC 4 H 9 ) | 


26.85 


CH, 


S0 2 (fC 4 H 9 ) j 


26.86 


CH, 


SO,Ph | 


26.87 


CH, 


NH 2 | 


26.88 


CH, 


NHCH, 1 


26.89 


CH, 


>JCH,Pn 1 


26.90 


CH, 


N(CH,), 


26.91 


CH, 


NPh 2 j 


26.92 


CH, 


CN | 
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— m,,^,,,, . • ' ■ - — - 


26.93 


CH 3 


INU2 


26.94 


so 2 CH 3 


r 


26.95 


S02CH3 


Cl 


26.96 


S0 2 CH 3 


r>r 


26.97 


S0 2 CH 3 


^n 3 


26.98 


SO2CH3 


r* Tj 


26.99 


S0 2 CH 3 


TT 

«i^ 3 rl 7 


26.100 


SO2CH3 


J/""* TT 

*C 3 H 7 


26.101 


S0 2 CH 3 




26.102 


S0 2 CH 3 


4 f~* TT 


26.103 


S0 2 CHj 




26.104 


S0 2 CH 3 


Un 


26.105 


S0 2 CH 3 


UCH 3 


26.106 


S0 2 CH 3 


OC 2 H 5 


26.107 


S0 2 CH 3 


L>(rtC 3 ii 7 ) 


26.108 


S0 2 CH 3 


r\/;r* xi \ 


26.109 


S0 2 CH 3 


r\( ~~c* tt \ 


26.110 


S0 2 CH 3 


0(*C 4 H 9 ) 


26.111 


S0 2 CH 3 


OPh 


26.112 


S0 2 CH 3 


CTT 

SH 


26.113 


S0 2 CH 3 


bCrl 3 


26.114 


S0 2 CH 3 


C/^ TT 


26.115 


S0 2 CH 3 


c/„r ur \ 
b(rtC 3 H 7 ) 


26.116 


S0 2 CH 3 


b(/C 3 H 7 ) 


26.117 


S0 2 CH 3 


CV^./"" 1 T_T \ 


26.118 


S0 2 CH 3 


o(/V-,4*l9j 


26.119 


S0 2 CH 3 


CTOVi 


26.120 


S0 2 CH 3 


CC1 3 


26.121 


SO2CH3 


/^T_J J? 

Cii 2 r 


26.122 


S0 2 CH 3 


/^xtp 
v^rxr 2 


26.123 


S0 2 CH 3 


CF 3 


26.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


26.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 



WO 97/38996 



PCT/EP97/01855 



50 









26.126 


S0 2 CH 3 ! 


S0 2 CH 3 


26.127 


S0 2 CH 3 


S0 2 C 2 H 5 


26.128 


S0 2 CH, 


S0 2 («C 3 H 7 ) 


26.129 


S0 2 CH 3 


S0 2 (/C 3 H 7 ) 


26.130 


SOjCHj 


SO,(nC 4 H 9 ) 


26.131 


S0 2 CH 3 


S0 2 (rC 4 H 9 ) 


26.132 


S0 2 CH 3 


S0 2 Ph 


26.133 


S0 2 CH, 


NH 2 


26.134 


S0 2 CH 3 


NHCH 3 


26.135 


S0 2 CH 3 


NCH 3 Ph ! 


26.136 


S0 2 CH 3 


NCCH,^ 


26.137 


S0 2 CH, 


NPh 2 


26.138 


S0 2 CH 3 


CN 


26.139 


S0 2 CH 3 


NO, 
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27 



Win 




vi 


27.1 


CI 


F 


27.2 


CI 


CI 


27.3 


CI 


Br 


27.4 


CI 


CH 3 


27.5 


CI 


QH 5 


27.6 


CI 


«C 3 H 7 


27.7 


CI 


/C 3 H 7 


27.8 


CI 




27.9 


CI 


/C,H 9 


27.10 


CI 


Ph | 


27.11 


CI 


OH 


27.12 


CI 


OCH3 


27.13 


CI 


OQH 5 


27.14 


! ci 


(X«C,H 7 ) 


27.15 


CI 


0(/C,H 7 ) 


27.16 


CI 


(XnCM,) 


27.17 


CI 


0(*CH 9 ) 


27.18 


CI 


OPh 


27.19 


CI 


SH 


27.20 


CI 


SCH 3 


27.21 


CI 


SC 2 H 5 


27.22 


CI 


I S(«C 3 H 7 ) 


27.23 


CI 


S(iCjH 7 ) 


27.24 


CI 


S(nC 4 H») 


27.25 


CI 


S(fC<H 9 ) 



WO 97/38996 



PCT/EP97/01855 



52 




v**yV...*>...:...r.- 



II 



ill 



llf 



27.26 



CI 



SPh 



27.27 



CI 



ecu 



27.28 



CI 



CH 2 F 



27.29 



CI 



CHF, 



27.30 



CI 



CF, 



27.31 



CI 



CF 2 CHF 2 



27.32 



CI 



SQ 3 H 



27.33 



CI 



SQ 2 CH 3 



27.34 



CI 



S0 2 C 2 H 5 



27.35 



CI 



S0 2 («C 3 H 7 ) 



27.36 



CI 



S0 2 (/C 3 H 7 ) 



27.37 



CI 



S0 2 («C 4 H,) 



27.38 



CI 



so 2 (k:4H 9 ) 



27.39 



27.40 



CI 



CI 



S0 2 Ph 



NH 2 



27.41 



27.42 

27.43 

27.44 

27.45 

27.46 

27.47 

27.48 

27.49 

27.50 

27.51 

27.53 

27.54 

27.55 

27.56 

27.57 

27.58 

27.59 



CI 



CI 
CI 
CI 
CI 
CI 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 
CH 3 



NHCH 3 



NCH 3 Ph 
N(CH 3 ) 2 

NPh 2 
CN 

N0 2 



CI 

Br 
CH 3 
C 2 H, 
kC 3 H 7 
iC 3 H 7 

WC4H9 
KD4H9 

Ph 
OH 

OCH 3 
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27.60 


CH 3 


P*P LI 


27.61 


Cri 3 




27.62 


PTJ 




27.63 


Cri 3 




27.64 


PIT 




27.65 


CH 3 




27.66 


PTJ 

CH 3 


cu 
oil 


21.61 


PIT 




27.68 


Cri 3 


cr t_t 


27.69 


CH 3 


C/ M P TJ \ 


27.70 


CH 3 


b(JU 3 ii 7 ) 


27.71 


CH 3 


O/—P TJ \ 


27.72 


/ITT 

CH 3 


Q/*p TJ \ 


27.73 


PIT 

CH 3 




27.74 


PTT 

CH 3 


PPI 

LI/13 


27.75 


CH 3 


pTJ T? 


27.76 


CH 3 


put; 


27.77 


CH 3 


pT7 

Cr 3 


27.78 


pTJ 

CH 3 


prr r^TXTT 


27.79 


PTJ 

CH 3 


CP* TJ 

0U311 


27.80 


PTJ 

CH 3 


cn ptj 


27.81 


I /tTT 

CH 3 


C/j TJ 


27.82 


CH 3 


orv /„p TJ \ 


27.83 


PTJ 

CH 3 


QP| /,*P TJ \ 


27.84 


pTj 


CP* / M P TJ \ 


27.85 


pTJ 

CH 3 


CP, //P TJ \ 


27.86 


pTJ 

CH 3 


op* t>v. 


27.87 


CH 3 


XTTJ 


27.88 


CH 3 


XTTJPTJ 




PTJ 

Lyjn 3 




27.90 


CH, 


N(CH,), 


27.91 


CH, 


NPh, 


27.92 


CH, 


CN 
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Nkfi 






27.93 


CH 3 


N0 2 


27.94 


S0 2 CH 3 


F 


27.95 


S0 2 CH 3 


CI 


27.96 


S0 2 CH 3 


Br 


27.97 


S0 2 CH 3 


CH 3 


27.98 


S0 2 CH 3 


QH, 


27.99 


S0 2 CH 3 


/iC 3 H 7 


27.100 


S0 2 CH 3 


iC 3 H 7 


27.101 


S0 2 CH 3 


/JC4H9 


27.102 


S0 2 CH 3 


/C 4 H» 


27.103 


S0 2 CH 3 


Ph 


27.104 


S0 2 CH 3 


OH 


27.105 


S0 2 CH 3 


OCH3 


27.106 


S0 2 CH 3 


OC 2 H 5 


27.107 


S0 2 CH 3 


0(nC 3 H 7 ) 


27.108 


S0 2 CH 3 


0(/C 3 H 7 ) 


27.109 


S0 2 CH 3 


0(nC A H 9 ) 


27.110 


S0 2 CH 3 


<XtC<H 9 ) 


27.111 


S0 2 CH 3 


OPh 


27.112 


S0 2 CH 3 


SH 


27.113 


S0 2 CH 3 


SCH 3 


27.114 


S0 2 CH 3 


SC2H5 


27.115 


S0 2 CH 3 


S(«C 3 H 7 ) 


27.116 


S0 2 CH 3 


S(iC 3 H 7 ) 


27.117 


S0 2 CH 3 


S(nG,H,) 


27.118 


S0 2 CH 3 


S(fC<H,) 


27.119 


S0 2 CH 3 


SPh 


27.120 


S0 2 CH 3 


CC1 3 


27.121 


S0 2 CH 3 


CH 2 F 


27.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 


27.123 


S0 2 CH 3 


CF 3 


27.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


27.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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Will 






27.126 


S0 2 CH 3 j 


S0 2 CH 3 


27.127 


S0 2 CH 3 


SO2C2H5 


27.128 


S0 2 CH 3 


S0 2 («C 3 H 7 ) 


27.129 


S0 2 CH 3 


S0 2 (/C 3 H 7 ) 


27.130 


S0 2 CH 3 


S0 2 (wC 4 H9) 


27.131 


S0 2 CH 3 


S0 2 (rC 4 H 9 ) 


27.132 


S0 2 CH 3 


S0 2 Pn 


27.133 


S0 2 CH 3 


VTTT 

NH 2 


27.134 


S0 2 CH 3 


NHCH 3 


27.135 


S0 2 CH 3 


NCH 3 Ph 


27.136 


SO2CH3 


N(LH 3 )2 


27.137 


S0 2 CH, 


NPh 2 


27.138 


S0,CH 3 


CN 


27.139 


S0 2 CHj 


N0 2 
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28 



^ 1 










F 


Oft 0 
Zo.Z 




Cl 


28.3 




Br 


28.4 






28.5 






28.6 






Oft 7 




/C3H7 


Oft ft 




/1C4H9 


Oft Q 

2o.y 






Oft 1 (\ 


n 


Ph 


Oft 1 1 




OH 


Oft 1 0 




OCHj 


Oft 1 1 


n 


OC 2 Hs 




Cl 


i 0(/iC } H,) 


28.15 


Cl 


0(iC 3 H,) 


28.16 


! Cl 


0("C4H,) 


28.17 


i Cl 


0(C 4 H 9 ) 


28.18 


Cl 


OPh 


28.19 


Cl 


SH 


28.20 


Cl 


SCH, 


i 28.21 


Cl 


SC 2 H 5 


! 28.22 


Cl 


S(/iC,H 7 ) 


\ 28.23 


Cl 


S(iC,H 7 ) 


28.24 


Cl 


S(/»C 4 H 9 ) 


28.25 


Cl 


S(rC 4 H 9 ) 
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28.26 


CI 




28.27 


CI 


V_/L4 3 


28.28 


CI 


pTJ T? 


28.29 


CI 




28.30 


CI 


L.r 3 


28.31 


CI 


PF 


28.32 


CI 


oLJ 3 ri 


28.33 


CI 


0VJ2CH3 


28.34 


CI 




28.35 


CI 




28.36 


CI 


bU2UC 3 ri7; 


28.37 


CI 


aU2(rtC 4 rl9) 


28.38 


si* 

CI 


bU2(/C4W 9 ) 


2839 


CI 


cn t>Vi 


28.40 


CI 


vru 
INrl2 


28.41 


CI 


\ruru 
JNJrlv^xl 3 


28.42 


/—I 1 

CI 


XT/^U "DVi 

INCri^n 


28.43 


CI 


N(CH 3 ) 2 


28.44 


CI 




28.45 


CI 




28.46 


CI 


XTA 
JNCI2 


28.47 


CH 3 


r 


28.48 


CH 3 


CI 


28.49 


CH 3 


Br 


28.50 


CH 3 


Cxi 


28.51 


Cxi 3 


^2Xl 5 


28.53 


CH 3 


„C> TT 

WC 3 Xl7 


28.54 


Cri 3 




28.55 


CH 3 


/1C4H9 


28.56 


CH 3 


/C4H9 


28.57 


CH 3 


Ph 
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28.58 


CH, 


OH 


28.59 


CH, 


OCH, 


28.60 


CH, 


OC 2 H 5 


28.61 


CH, 


0(«C,H 7 ) 


28.62 


CH, 


0(/C,H 7 ) 


28.63 


CH, 1 


0(nC 4 H 9 ) 


28.64 


CH, 


0(/C 4 H 9 ) 


28.65 


CH, 


OPh 


28.66 


CH, 


SH 


28.67 


CH, 


SCH, 


28.68 


CH, 


SCaHs 


28.69 


CH, 


S(/iC,H 7 ) 


28.70 


CH, 


S(/C,H 7 ) 


28.71 


CH, 


S(/iC 4 H 9 ) 


28.72 


CH, 


S(*C 4 H 9 ) 


28.73 


CH, j 


SPh 


28.74 


CH, 


CCl, 


28.75 


CH, 


CH 2 F 


28.76 


CH, 


CHF 2 


28.77 


CH, 


CF, 


28.78 


CH, 


CF 2 CHF 2 


28.79 


CH, 


SO,H 


28.80 


CH, 


S0 2 CH, 


28.81 


CH, 


S0 2 C 2 H 5 


28.82 


CH, 


S0 2 (/iC,H 7 ) 


28.83 


CH, 


S0 2 (/C,H 7 ) 


28.84 


CH, 


S0 2 (nC 4 H 9 ) 


28.85 


CH, 


S0 2 aC 4 H 9 ) 


28.86 


CH, 


S0 2 Ph 


28.87 


CH, 


NH 2 j 


28.88 


CH, 


NHCH, 


28.89 


CH, 


NCH,Ph 
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28.90 


CH 3 


N(CH 3 ) 2 


28.91 


CH 3 


NPh 3 


28.92 


CH 3 


CN 


28.93 


CH 3 


N0 2 


28.94 


S0 2 CH 3 


F 


28.95 


S0 2 CH 3 


CI 


28.96 


S0 2 CH 3 


Br 


28.97 


S0 2 CH 3 


CH 3 


28.98 


S0 2 CH 3 


C 2 Hs 


28.99 


S0 2 CH 3 


nC 3 H 7 


28.100 


S0 2 CH\dn6 3 


/C 3 H 7 


28.101 


so 2 ch 3 j 


HC4H9 


28.102 


S0 2 CH 3 




28.103 


S0 2 CH 3 


Ph 


28.104 


S0 2 CH 3 


OH 


28.105 


S0 2 CH 3 


OCH 3 


28.106 


sacH, 


OC 2 H 5 


28.107 


S0 2 CH 3 


0(/iC 3 H 7 ) 


28.108 


S0 2 CH 3 


0(zC 3 H 7 ) 


28.109 


S0 2 CH 3 


0(nC<H 9 ) 


28.110 


S0 2 CH 3 


0(tCM 9 ) 


28.111 


i S0 2 CH 3 


OPh 


28.112 


S0 2 CH 3 


SH 


28.113 


S0 2 CH 3 


SCH 3 


28.114 


S0 2 CH 3 


SC 2 H 5 


28.115 


S0 2 CH 3 


S(nC 3 H 7 ) 


28.116 


S0 2 CH 3 


S(iC 3 H 7 ) 


28.117 


S0 2 CH 3 


S(«C 4 H 9 ) i 


28.118 


S0 2 CH 3 


S(*CH<>) 


28.119 


S0 2 CH 3 


SPh 


28.120 


S0 2 CH 3 


CCl 3 


28.121 


S0 2 CH 3 


CH 2 F 


28.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 ! 
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28.123 


S0 2 CH, 


CF 3 


28.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


28.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 


28.126 


S0 2 CH 3 


S0 2 CH 3 


28.127 


S0 2 CH 3 


S0 2 C 2 H 5 


28.128 


S0 2 CH 3 i 


S0 2 (/iC 3 H 7 ) 


28.129 


S0 2 CH 3 


S0 2 (/C 3 H 7 ) 


28.130 


S0 2 CH 3 


S0 2 (wC 4 H 9 ) 


28.131 


S0 2 CH 2 


SO^H,) 


28.132 


S0 2 CH 3 


S0 2 Ph 


28.133 


S0 2 CH 3 


NH 2 


28.134 


SO s CH 3 


NHCH 3 


28.135 


SO s CH 3 


NCH 3 Ph 


28.136 


S0 2 CH 3 


N(CH 3 ) 2 


28.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


28.138 


S0 2 CH 3 


CN 


28.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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29 





llliliiiliil; 




29.1 


Cl 


F 


29.2 


Cl 


Cl 


29.3 


Cl 


Br 


29.4 


Cl 


CH 3 


29.5 


Cl 


C 2 H 5 


29.6 


Cl 


*C 3 H 7 


29.7 


Cl 


/C 3 H 7 


29.8 


Cl 


/1C4H9 


29.9 


Cl 


/C<H 9 


29.10 


Cl 


Ph 


29.11 


Cl 


OH 


29.12 


Cl 


OCH, 


29.13 


Cl 


OC 2 H s 


29.14 


Cl 


0(/iC 3 H 7 ) 


29.15 


i Cl 


0(/C 3 H 7 ) 


29.16 


! ci 


0(*C,H 9 ) 


29.17 


Cl 


O^CH,) 


29.18 


Cl 


OPh 


29.19 


Cl 


SH 


29.20 


Cl 


SCH 3 


29.21 


Cl 


SC 2 H 5 


29.22 


Cl 


S(«C 3 H 7 ) 


29.23 


Cl 


S(iC 3 H 7 ) 


29.24 


Cl 


1 S(/iC,H 9 ) 


29.25 


Cl 


S(tc 4 n 9 ) 
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29.26 


CI 


SPh 


29.27 


CI 


CCl, 


29.28 


CI 


CH 2 F 


29.29 


CI 


CHF 2 


29.30 


CI 


CF, 


29.31 


CI 


CF 2 CHF 2 


29.32 


CI 


SO,H 


29.33 


CI 


SO,CH, 


29.34 


CI 


S0 2 C 2 H 5 


29.35 


CI 


S0 2 (wC,H 7 ) 


29.36 


CI 


S0 2 (iC,H 7 ) 


29.37 


CI 


S0 2 (/jC 4 H 9 ) 


29.38 


CI 


S0 2 (*C 4 H 9 ) 


29.39 


CI 


S0 2 Ph 


29.40 


CI 


NH 2 


29.41 


CI 


NHCH, 


29.42 


CI 


NCH,Ph 


29.43 


CI 


N(CH,), i 


29.44 


CI 


NPh, 


29.45 


CI 


CN 


29.46 


CI 


NO, 


29.47 


CH, 


F 


! 29.48 


CH, 


CI 


29.49 


CH, 


Br 


29.50 


CH, 


CH, 


29.51 


CH, 


C 2 H$ j 


29.53 


CH, 


/jC,H, 1 


29.54 


CH, 


iC,H 7 


29.55 


CH, 




29.56 


CH, 


/C4H9 


29.57 


CH, 


Ph 


29.58 


CH, 


OH 


29.59 


CH, 


OCH, i 
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IMP 






29.60 




or 1 T4 


29.61 


pTT 




29.62 


Uri 3 




29.63 


pTT 

CH 3 




29.64 


/-ITT 

CH 3 




29.65 


Cri 3 




29.66 


PIT 


oil 


29.67 


CH 3 1 


ol^rl 3 


29.68 


CH 3 I 


CP TT 


29.69 


CH 3 


o(wC 3 H 7 ) 


29.70 


/-ITT 

CH 3 


b(/C 3 H 7 ) 


29.71 


/-IT T 

CH 3 




29.72 


/-ITT 

CH 3 


C/^p TT \ 


29.73 


/-ITT 

CH 3 




29.74 


T 

CH 3 


ppi 
CC1 3 


29.75 


CH 3 


pTT TT 


29.76 


/ITT 

CH 3 


PTTT7 

Crir 2 


29.77 


/-ITT 

CH 3 


PT? 

Cr 3 


29.78 


CH 3 


PI? pTjr 


29.79 


/-ITT 

CH 3 


OA TT 


29.80 


i CH 3 


CP* PTT 

S0 2 CH 3 


29.81 


CH 3 


OP* P TT 


29.82 


/ITT 

CH 3 


OP* / M p IT \ 


29.83 


^ PTT 

CH 3 




29.84 


pTT 

CH 3 


oU 2 (/2L/4*i9,J 


29.85 


OTT 

CH 3 


0/^ /*P TJ \ 

b0 2 (/C 4 rl 9 ) 


29.86 


CH 3 


o0 2 rn 


29.87 


PTT 

CH 3 


XTXJ 


29.88 


PTT 

CH 3 


XTTJ/^'LJ 

NriCJi 3 


29.89 


pTT 


\TpiI pVi 


29.90 


CH 3 


N(CH 3 ) 2 


29.91 


CH 3 


NPh 2 


29.92 


CH 3 


CN 
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29.93 


CH 3 


N0 2 


29.94 


S0 2 CH 3 


F 


29.95 


S0 2 CH 3 


CI 


29.96 


S0 2 CH 3 ! 


Br 


29.97 


S0 2 CH 3 


CH 3 


29.98 


S0 2 CH 3 


QH 5 


29.99 


S0 2 CH 3 


nC 3 H 7 


29.100 


S0 2 CH 3 


iC 3 H 7 


29.101 


S0 2 CH 3 


/jC 4 H9 


29.102 


S0 2 CH 3 


/C4H9 


29.103 


S0 2 CH 3 


Ph 


29.104 


S0 2 CH 3 


OH 


29.105 


S0 2 CH 3 


OCH 3 


29.106 


S0 2 CH 3 i 


OC 2 H 5 


29.107 


S0 2 CH 3 


0(«C 3 H 7 ) 


29.108 


S0 2 CH 3 


0(/C 3 H 7 ) 


29.109 


S0 2 CH 3 


0(/jC 4 H 9 ) 


29.110 


S0 2 CH 3 


0(rC<H 9 ) 


29.111 


S0 2 CH 3 


OPh 


29.112 


S0 2 CH 3 


SH 


29.113 


S0 2 CH 3 


SCH 3 


29.114 


S0 2 CH 3 


SC 2 H 5 


29.115 


S0 2 CH 3 


S(«C 3 H 7 ) 


29.116 


S0 2 CH 3 


SQCJO,) 


29.117 


S0 2 CH 3 


S(/iC4H,) 


29.118 


S0 2 CH 3 


S(*C 4 H 9 ) 


29.119 


S0 2 CH 3 


SPh 


29.120 


S0 2 CH 3 


CCl 3 


29.121 


S0 2 CH 3 


CH 2 F 


29.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 


29.123 


S0 2 CH 3 


CF 3 


29.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


29.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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29.126 




en r*xj 


o a 1 o*7 

29.127 




Cfl p XJ 


OA 1 O O 

29.12S 


OA pTT 


cn /Mr w ^ i 


29.129 


c A pu 


bvJ 2 (ZL.3ri7,) 


o a nn 
29. 130 




OA / M p XJ \ 


OA 111 

29. 1 j 1 


ca r^xj 




OA 1 1 O 

29.132 




CA PV, 


OA 1^1 

29.133 


CA PIT 

oU 2 ^ri3 


vrxj 
IN 112 


29.134 


OA PIT 


XTXJ/^XJ 


29.135 




XTI^XJ PVi 


zy. i jo 


°*n PIT 


i>^\^Xl3/2 


29.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


29.138 


S0 2 CH 3 


CN 


29.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 



WO 97/38996 



66 



PCT/EP97/01855 



Tabelle 7: 
















30.1 


CI 


F 


30.2 


CI 


CI 


30.3 


CI 


Br 


30.4 


CI 


CHi 


30.5 


CI 




30.6 


CI 


/1C1H7 

»( v/3- 1 */ 


30.7 


CI 




30.8 


CI 




j 30.9 


CI 


fin. 


30.10 


CI 


Ph 


30.11 


CI 


OH 


30.12 


CI 


OCH3 


30.13 


CI 


OC2H5 


30.14 


CI 


0(/7C,H 7 ) 


30.15 


CI 


<XiQH 7 ) 


30.16 


CI 


OC/iQH,) 


30.17 


CI 


0(fC 4 H 9 ) 


30.18 


CI 


OPh 


30.19 


CI 


SH 


30.20 


CI 


SCH 3 


30.21 


CI 


SC 2 H 5 


30.22 


CI 


S(nC,H 7 ) 


30.23 


CI 


S(/C 3 H 7 ) 


30.24 


CI 


S(nC*ll>) 


! 30.25 


CI 


S(/C<H 9 ) 
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30.26 


Cl 




30.27 


Cl 




30.28 


CI 


pTT T7 


30.29 


CI 




30.30 


Cl 




30.31 


Cl 




30.32 


Cl 


0U3JI 


30.33 


Cl 




30.34 


Cl 


002C2H5 


30.35 


Cl 


PA / M r > « TT \ 


30.36 


Cl 




30.37 


Cl 


CO /— Z^ 1 TJT \ 
OU2(WC4H 9 ) 


30.38 


Cl 


b02(rt^4rl9) 


30.39 


Cl 


CO Tit* 


30.40 


Cl 


JNri 2 


30.41 


Cl 




30.42 


Cl 


XT/^T T TTL 


30.43 


Cl 


\t/OTT \ 

N(CH 3 ) 2 


30.44 


Cl 


NPn 2 


30.45 


Cl 


CN 


30.46 


Cl 


N0 2 


30.47 


CHj 


T? 

r 


30.48 


CHj 


Cl 


30.49 


CHj 


Br 


30.50 


CHj 


pTT 


30.51 


CH 3 




30.53 


CH 3 




30.54 


CH 3 


•/*■* TT 
IC3H7 


30.55 


/-ITT 

CHj 


TT 


30.56 


CHj 


^ TJT 


30.57 


CHj 


Ph 


30.58 


CHj 


OH 


30.59 


CHj 


OCHj 
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wmt 






30.60 


CH 3 


r^r* xj 


30.61 


CH 3 


C\( v*C* xj \ 

U(/H-* ji 7 J 


30.62 


/~1T T 

CH 3 


U(lU 3 rl 7 J 


30.63 


CH 3 


r\( xj \ 


30.64 


CH 3 




30.65 


/—IT T 

CH 3 | 


UrD 


30.66 


CH 3 


oil 


30.67 


CH 3 


CpTT 

oL/Jl 3 


30.68 


CH 3 




30.69 


CH 3 


S(rtC 3 ri 7 ) 


30.70 


CH 3 


S0C 3 H 7 ) 


30.71 


CH 3 


3(^(^4x19) 


30.72 


CH 3 \ 


S(/C 4 rl9) 


30.73 


CH 3 


SPn 


30.74 


CH 3 


CC1 3 [ 


30.75 


CH 3 


CH 2 F 


30.76 


CH 3 




30.77 


/ITT 

CH 3 


Cr 3 


30.78 


CH 3 




30.79 


CH 3 




30.80 


CH 3 


SO2CH3 


30.81 


CH 3 


c/^\ r* 1 xj 


30.82 


CH 3 


0/~\ ( XJ \ 


30.83 


CH 3 


/vr* xj \ 


30.84 


CH 3 




30.85 


CH 3 


cn ttC* xj \ 


30.86 




OV_/2 J. 11 


30.87 


CH, 


NH 2 


30.88 


CH, 


NHCH, 


30.89 


CH, 


NCH,Ph 
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m on 


ru 




in 01 


PH, 


NPtu 

1^1 "2 


in 09 


PH, 

v^l J. 3 


CN 


10 01 




N0 2 


10 04 




F 


10 OS 




CI 






Rr 
j_>i 


in 07 

JU.7 / 


en PTT, 


\— >A X3 


in or 


v^x JL3 




in oo 




«P,FT. 
f f V^3iX7 


in i nn 


cn PIT 




m i ni 


en PTT 


wP TJ 






tC TT„ 






Ph 

r u 


1fk 1 (\A 


0U2L113 


OTT 


in ins 


CO PPT 


OPTT, 


in i n/; 


CO PTT 


OP-.TT, 


•2 A 1 A*T 




OfwP TT^ 


in i no 


CO PTT 

0^2^x13 


rVfP.M,i 


in ino 


CO PT-T 


V-/^r * ^41X9 y 


in 1 1 n 


CO PTT 


Of/P.H^ 

IS^IA^X^ 


in 111 


CO PTT 


OPh 


in 119 


CO PTT 


on 


in 1 1 1 


CO.PTJ 


SCHa 


in 1 1 & 

jU. 1 1 *f 


CO.PTT, 


SP,H< 


in 1 1 s 


CO PTT. 


0^/IV--3ii77 


in 1 1^ 


0W2VH3 


0^*\->3XA7^ 


in 1 1 7 


00 PTT 




m 1 18 


OV/2^ *-3 




30.119 


S0 2 CHj 


SPh 


30.120 


S0 2 CH 3 


CC1 3 


30.121 


S0 2 CH 3 


CH 2 F 


30.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 
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30.123 


S0 2 CH 3 


rip 
CF3 


30.124 


S0 2 CH 3 


CF2CHF2 


30.125 


SO2CH3 


SO3H 


30.126 


SO2CH3 


S0 2 CH 3 


30.127 


SO2CH3 ; 


S0 2 C 2 H 5 


30.128 


SO2CH3 


S0 2 (nC3H 7 ) 


30.129 


Cl /""V /""»T T 
SO2CH3 


SO2OC3H7) 


30.130 


S0 2 CH 3 


S0 2 («C4H9) 


30.131 


S0 2 CH 3 


SO2OC4H9) 


30.132 


SO2CH3 


S0 2 Ph 


30.133 


SO2CH3 


NH 2 


30.134 


SO2CH3 


NHCH 3 


30.135 


S02CH3 




30.136 


1 S0 2 CH 3 


N(CH 3 ) 2 


30.137 


S0 2 CHj 


NPh 2 


30.138 


S0 2 CHj 


CN 


30.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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31.1 


Cl 


F 


31.2 


CI 


Cl 


31.3 


Cl 


Br 


31.4 


Cl 


CH 3 


31.5 


Cl 


C2H5 


31.6 


Cl 


nC 3 H 7 


31.7 


Cl 


zC,H 7 


31.8 


! Cl 




31.9 


Cl 




31.10 


Cl 


Ph 


31.11 


Cl 


OH 


31.12 


Cl 


OCH3 


31.13 


Cl 


OC2H5 


31.14 


Cl 


0(/jC,H 7 ) 


31.15 


Cl 


0(/C,H 7 ) 


31.16 


Cl 


0(«C 4 H 9 ) 


31.17 


Cl 


0(/C 4 H 9 ) 


31.18 


Cl 


OPh 


31.19 


CI 


SH 


31.20 


Cl 


SCH, 


31.21 


Cl 


SC2H5 | 


31.22 


Cl 


SC/jCH,) 


31.23 


Cl 


S(/C 3 H 7 ) 


31.24 


Cl 


S(nC 4 H 9 ) 


31.25 


Cl 1 


S(*C 4 H 9 ) 
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■gilPiil 


31.26 


Cl 


SPh 


31.27 


CI 


CC1 3 


31.28 


Cl 


CH 2 F 


31.29 


Cl 


CHF 2 


31.30 


Cl 


CF, 


31.31 


Cl 


CF 2 CHFj 


31.32 


Cl 


SO3H 


31.33 


Cl 


S0 2 CH 3 


31.34 


Cl 


S0 2 C 2 H 5 


31.35 


Cl 


S0 2 (nC 3 H 7 ) 


31.36 


Cl 


S0 2 (/CjH 7 ) 


31.37 


Cl 


S0 2 («C 4 H 9 ) 


31.38 


Cl 


S0 2 (fC,H 9 ) 


31.39 


Cl 


S0 2 Ph 


31.40 


Cl 


NH 2 


31.41 


Cl 


NHCHj 


31.42 


CI 


NCH3PI1 


31.43 


Cl 


NCCH,). 


31.44 


Cl 


NPh 2 


31.45 


Cl 


CN 


31.46 


Cl 


N0 2 


31.47 


CH, 


F 


31.48 


CHj 


Cl 


31.49 


CH 3 


Br 


31.50 


CH 3 


CHj 


31.51 


CH 3 


C 2 H 5 


31.53 


CH 3 


nC,H 7 


31.54 


CH, 


/CjH 7 


31.55 


CH 3 


/1C4H9 


31.56 


CHj 


/C4H9 


31.57 


CH, 


Ph ; 


31.58 


CH 3 


OH 


31.59 


CHj 


OCHj 
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11 6ft 


V-'-l 1-3 


w v^2 A ■■•5 


11 61 


CH, 


OO1CH71 


n 67 


ru 


Or/CH-rJ 


11 61 

J 1 .UJ 




OfwC^Hoi 


11 64 


CH, 

V-^A A3 




11 6S 


CH, 


OPh 


11 66 
J 1 .DO 


CH 


SH 

Oil 


11 67 




SCH, 

O V-'l 13 


11 68 

J I .DO 


CH, 

v^-x 13 




11 60 


CH, 

\-^A A3 




11 7ft 


CH, 

V^A A3 


0^*V-/3AA7/ 


11 71 
j 1. / 1 


CH. 
V-/AA3 


O^f* V^4-L A9 j 


11 70 
jl./Z 


V^aT.3 




7 1 71 


V^lT.3 


or 11 


11 7/1 
J 1. /*f 


ph 


CCK 


11 7^ 


CH 


CH*F 


11 7£ 


V^ri3 


CHR, 


11 77 


CH 

^Al3 


CR 


1 1 7ft 


CH 


CF.CHF. 


11 70 


CH 


SO,H 
0V-/311 


11 8ft 


l^/AAj 




11 81 


CH 


SO.C,H< 


11 87 


CH 


i3V-r2\^r*V^3l A7 ^ 


11 81 


CH 
V^AA3 


SO.<7C,H,i 


11 84 


CH. 


SOtfaCHol 


11 8S 


' CH, 

v^x 13 


%j v-f 2 \* V-*4A A9 y 


11 86 
j 1 .oO 


CH. 

V-/AA3 


k3v-/2-^ u 


11 87 


CH 


TsTH 

IX AA2 


1 1 Qft 




TMHCH 

iXaaV_/IA3 


11 R0 


CH, 

V^A A3 


NCH,Ph 


31.90 


CH, 


N(CH,) 2 


31.91 


CH, 


NPh 2 


31.92 


CH, 


CN 
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MMMHi 




31.93 


CH 3 


N0 2 


31.94 


S0 2 CH 3 


F 


31.95 


S0 2 CH 3 


CI 


31.96 


S0 2 CH 3 


Br 


31.97 


S0 2 CH 3 


CH 3 


31.98 


S0 2 CH 3 


C 2 H 5 


31.99 


S0 2 CH 3 


nC 3 H 7 


31.100 


S0 2 CH 3 


iC 3 H 7 


31.101 


SO2CH1 




31.102 


S0 2 CH 3 




31.103 


S0 2 CH 3 


Ph 


31.104 


S0 2 CH 3 


OH 


31.105 


S0 2 CH 3 


OCH 3 


31.106 


SaCH, 


OC 2 H 5 


31.107 


S0 2 CH 3 


0(/iC 3 H 7 ) 


31.108 


SOjCH, 


0(*C 3 H 7 ) 


31.109 


S0 2 CH 3 


0(/tG,H») 


31.110 


S0 2 CH 3 


0(tC 4 H 9 ) 


31.111 


S0 2 CH 3 


OPh 


31.112 


S0 2 CH 3 


SH 


31.113 


SOjCHj 


SCH 3 


31.114 


SOjCHj 


SC 2 H 5 


31.115 


S0 2 CH 3 


S(nC 3 H 7 ) 


31.116 


S0 2 CH 3 


S(/C 3 H 7 ) 


31.117 


S0 2 CH 3 


S(*C 4 H 9 ) 


31.118 


S0 2 CH 3 


S(rC4H 9 ) 


31.119 


S0 2 CH 3 


SPh 


31.120 


S0 2 CH 3 


CC1 3 


31.121 


S0 2 CH 3 


CH 2 F 


31.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 


31.123 


S0 2 CH 3 


CF 3 


31.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


31.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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11 1 OA 


cn pw 


Ov/2>wri3 


111 0*7 


cn ptr 


cn p w 


11 1 Ofi 






11 1 90 




cn //p xj \ 


11 110 


0^2^113 


cn ( n c H ^ 


11 111 




cn />p xj \ 


11 1 10 


on pu 




11 1 11 


cn ppt 


xtt-j 

l>Jri2 


11 1 14 

31.1 




iNn.v^n.3 


11 115 


cn m 

O V^/2 


lsJPW PVi 


11 116 




11^113 ^2 


31.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


31.138 


SO2CH3 


CN 


31.139 


SO2CH3 


N0 2 
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32.1 


CI 


F 


12 2 


CI 


CI 


12 1 


CI 


Br 


12 4 


CI 


CHj 


32 5 


CI 


C,H S 


32 6 


CI 


nC 3 H 7 


12 7 


CI 


z*CH 7 


12 8 


CI 


f\\ \a Ha 


32 9 


CI 


/CH. 


3210 


CI 


Ph 


32.11 


CI 


OH 


32.12 


CI 


OCH 3 


32.13 


CI 


OC 2 H 5 


32.14 


CI 


CX«C 3 H 7 ) 


32.15 


CI 


CK1C1H7) 


32.16 


CI 


0(/iC 4 H 9 ) 


32.17 


CI 


0(rC,H 9 ) 


32.18 


CI 


OPh 


32.19 


CI 


SH 


32.20 


CI 


SCH, 


32.21 


CI 


SC 2 H 5 


32.22 


CI 


S(«C,H 7 ) 


32.23 


CI 


S(iC,H 7 ) 


32.24 


CI 


S(nC 4 H 9 ) 


32.25 


CI 


S(*G,H 9 ) 
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•y^- -^V — ■ ^ • ■ ■■ ■ ■ - 


1 1 1*C 


pi 

Cl 


orD 


*> i ^i 

32.27 


Cl 


PP1 
CC1 3 


11 OS 




PFT F 


10 oq 
32. zy 


PI 




io in 


PI 
CI 


PF 

Cr 3 


32.3 i 


PI 


Cr 2 CHr 2 




CI 




IO 11 

32.33 


CI 


0U2L1I3 


32.34 


PI 
CI 


CA p T_T 


10 1^ 
32.33 


PI 
CI 


OA / M p IT \ 


lO 1A 
32.3D 


P1 
CI 


CA /,'p XT \ 


32.37 


CI 




32.3o 


CI 




io 1Q 
32.3V 


CI 


QA "DK 


32.4U 


pi 
CI 


XTTT 
IMH2 


11 vi 1 

32.41 


PI 

CI 


\TXJPIJ 

JNrlCxl 3 


32.42 


PI 

CI 


NCri 3 rn 


32.43 


CI 


N(CH 3 )2 


1 1 /I /I 

32.44 


CI 


XJT>V* 
INx'D2 


32.45 


CI 


CIN 


32.46 


pi 

CI 


TVTA 
JN\J 2 


11 vt 1 

32.47 


PTJ 

CH 3 


T? 

r 


JO 

32.48 


PTJ 

Crl 3 


CI 


71 /id 

32.4V 


Cri 3 


Dl 


IO 


PU 

Cri 3 


ptl 

Crl 3 


IO < 1 

32. M 


PIT 

CH 3 


p TT 

C2H5 


11 C7 

32.53 


CH 3 


M P TT 


11 C A 

32.54 


pur 
CH 3 


,«P TT 


32.55 


CH 3 


/1C4H9 


32.56 


CH 3 


/C4H9 


32.57 


CH 3 


Ph 
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■si 






32.58 


CH 3 


OH 


32.59 


CH 3 


OCH 3 


32.60 


CH 3 


OC 2 H 5 


32.61 


CH 3 


0(/iC 3 H 7 ) 


32.62 


CH, 


0(*C 3 H 7 ) 


32.63 


CH, 


0(«C 4 H 9 ) 


32.64 


CH, 


/~\.S ^f* TT \ 

OCfGH*) 


32.65 


CH, 


OPh 


32.66 


CH, 


SH 


32.67 


CH, 


SCH 3 


32.68 


CH, 


SC 2 H $ 


32.69 


CH, 


S(nC,H 7 ) 


32.70 


CH, 


S(/C,H 7 ) 


32.71 


CH, 


S(«C 4 H 9 ) 


32.72 


CH, 


S(K:*H 9 ) 


32.73 


CH, 


SPh 


32.74 


CH, 


CCl 3 


32.75 


CH, 


CH 2 F 


32.76 


CH, 


CHF 2 


32.77 


CH, 


CF, 


32.78 


CH, 


CF2CHF2 


32.79 


CH, 


O /""\ TT 

S0 3 H 


32.80 


CH, 


S0 2 CH 3 


32.81 


CH, 


S0 2 C 2 H 5 


32.82 


CH, 


S0 2 («C 3 H 7 ) 


32.83 


CH, 


S0 2 (iC 3 H 7 ) 


32.84 


CH, 


S0 2 (rtC 4 H9) 


32.85 


CH, 


S0 2 (fC4H») 


32.86 


/ITT 

CH, 




32.87 


CH, 


NH 2 


32.88 


CH, 


NHCH, 


32.89 


CH, 


NCH,Ph 
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^^^^ 


32.90 


CH 3 


JN(LH3) 2 


*3 O Cl 1 

$Z.y 1 


PIT 




11 no 








PTJ 


"MO 


32.94 




r 


32.95 


bC^Cli* 


pt 


32.96 


0O2CI13 




32.97 


OP* pTJ 


PTJ 


n no 

32.9o 


OP pTT 


p TT 


11 r\r\ 

32.99 


Op* PIT 


M p Tj 


32.100 


SO2CH3 


•p TJ 
/C3H7 


32.101 


0/~\ PTT 
SO2CH3 


_p TJ 


11 1 A^ 

32.102 


OP* PTJ 

bCJ 2 Crl3 


*p TJ 


11 1 A1 

32.103 


OP* PIT 


TVU 

l*n 


1 A>< 

32.104 


Op* pTT 


PTJ 

vJri 


32.105 


OP PTT 
SO2CH3 


PpTJ 


32.106 


SO2CH3 


PP TT 


32.107 


OP* PTT 


P/ M P TJ \ 


32.108 


OA pTT 


P/.'p TT \ 


32.109 


OP* PTT 
S0 2 CH 3 


P/«P TJ \ 


32.110 


OA PTT 
SO2CH3 


p/ .p TT \ 

0(/C 4 H 9 ) 


32.111 


O /"ITT 
SO2CH3 


OPn 


32.112 


CP* PTJ 


OTJ 

oil 


ii 111 
32.113 


OP* PTJ 


OPTJ 


11 1 1 >l 

32.114 


OP* PTJ 


QP TJ 
OU2II5 


11 11C 

32.115 


OP* PTJ 


0/—P TJ \ 


32.116 


O PTT 
SO2CH3 


O / *P TJ \ 

S(iC 3 H 7 ) 


ii 111 
32.117 


OP* PTJ 


O / M P TT \ 


11 mo 

32.Ho 


0 P PTJ 


0/*P TJ \ 


lift 
32.1 ly 


Q P* pTJ 


QT>Vi 


32.120 


SO2CH3 


CC1 3 


32.121 


SO2CH3 


CH 2 F 


32.122 


SO2CH3 


CHF 2 
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HHEflHi 


32.123 


S0 2 CH, 


CF 3 


32.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


32.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 


32.126 


S0 2 CH 3 


S0 2 CH 3 


32.127 


S0 2 CH 3 


S0 2 C 2 H 5 


32.128 


S0 2 CH 3 


S0 2 (rtC 3 H 7 ) 


32.129 


S0 2 CH 3 


S0 2 (iC 3 H 7 ) 


32.130 


S0 2 CH 3 


S0 2 (nC 4 H 9 ) 


32.131 


S0 2 CH 3 


S0 2 (fC4H 9 ) 


32.132 


S0 2 CH 3 


S0 2 Ph 


32.133 


S0 2 CH 3 


NH 2 


32.134 


S0 2 CH 3 


NHCH 3 


32.135 


S0 2 CH 3 


NCH 3 Ph 


32.136 


S0 2 CH 3 


NCCH,). 


32.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


32.138 


S0 2 CH 3 


CN 


32.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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BHE1SBI1 


33.1 


CI 


F 


33.2 


CI 


CI 


33.3 


CI 


Br 


33.4 


CI 


CHj 


33.5 


CI 


C 2 H 5 


33.6 


Ci 


nC 3 H 7 


33.7 


CI 


iC,H 7 


33.8 


CI 




33.9 


CI 


tC 4 H 9 


33.10 


CI 


Ph 


33.11 


CI 


OH 


33.12 


CI 


OCH 3 


33.13 


CI 


OC 2 H s 


33.14 


CI 


0(/jC 3 H 7 ) 


33.15 


CI 


0(*C 3 H 7 ) 


33.16 


CI 


0("C4H 9 ) 


33.17 


CI 


0(/C4H 9 ) 


33.18 


CI 


OPh 


33.19 


CI 


SH 


33.20 


CI 


SCH 3 


33.21 


CI 


SC 7 H 5 


33.22 


CI 


S(nC 3 H 7 ) 


33.23 


CI 


S(/C 3 H 7 ) 


33.24 


CI 


S(«C 4 H 9 ) 


33.25 


CI 


S(rC 4 H 9 ) 
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lll§lll§§§ 




liPiiiilipii^ 


33.26 


Cl 


SPh 


33.27 


Cl 


ecu 


33.28 


Cl 


/—i T T I™ 1 

CH 2 F 


33.29 


Cl 


CHF 2 


33.30 


Cl 


CF 3 


33.31 


Cl 


CF 2 CHF 2 


33.32 


Cl 


S0 3 H 


33.33 


Cl 


SO2CH3 


33.34 


Cl 


S0 2 C 2 H 5 


33.35 


Cl 


S0 2 (nC 3 H 7 ) 


33.36 


Cl 


S0 2 (iC 3 H 7 ) 


33.37 


Cl 


S0 2 (mC 4 H9) 


33.38 


Cl 


S0 2 (/C 4 H 9 ) 


33.39 


Cl 


S0 2 Ph 


33.40 


Cl 


NH 2 


33.41 


Cl 


NHCH 3 


33.42 


Cl 


NCH 3 Ph 


33.43 


Cl 


N(CH 3 ) 2 


33.44 


Cl 


NPh 2 


33.45 


Cl 


CN 


33.46 


Cl 


N0 2 


33.47 


CH, 


F 


33.48 


CH 3 


Cl 


33.49 


CHj 


Br 


33.50 


CH 3 


/ITT 

CH 3 


33.51 


CH 3 


C 2 H 5 


33.53 


CH, 


/iC 3 H 7 


33.54 


CH, 


/C 3 H 7 


33.55 


CHj 


/IU4.H.9 


33.56 


CH 3 


W* 1 TT 


33.57 


CH 3 


Ph 


33.58 


CH 3 


OH 1 


33.59 


CH 3 


OCH3 
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7 7 £LC\ 

33.6U 




or 1 u 


1 1 C 1 

33.61 






11 <o 
33. 0/ 


f~*TJ 




11 A7 
33. o3 


! m 




11 A/1 




C\(tC 14 ^ 


11 A< 
33. oD 




UrD 


77 A A 
33. OO 


L^ri3 


QTT 


ii a*7 
33. 0 / 


\^Xl3 


o\^rl3 


11 AO 
33. Oo 


fXJ 


CP XJ 


11 AG 

33. oy 


l^rl3 


c/ M p XJ \ 


7 7 *7A 

33. 7U 


C1I3 


c/vf T-J \ 


33.71 


CH3 




1 1 *70 

33.72 


CH3 




33. /3 


PIT 




33. /4 


Cri 3 




77 *7< 

33. /.> 


L>ri3 


x? 


33.76 


Crl 3 


r^xrc 
Ci±r 2 


33.77 


Crl 3 


PX7 


ll *7Q 

33. /o 


i^ri3 




7 7 *7fl 

33. 


L.X13 


QH XJ 


33. oU 




OvJ2^rl3 


17 O 1 

33.01 


CH3 


xr 


33.o2 




CO XT \ 


77 07 




OA /V/"* XI \ 
0^2^^3117 ^ 


77 9/1 




en ^ M r xj \ 


77 0^ 

JJ.OJ 


L^ri3 


CO (*C XJ \ 


77 OA 

33. oo 


PIT 

UJtl3 


CO "OU 


33. o7 


pTJ 


TVTXJ 

JNri 2 


77 CO 

33. oo 


pTT 

Url 3 


XTXT/^XJ 


77 OO 


\^ri3 


xrr^T-j pk 
lN^rxjirn 


33.90 


CH 3 


NCCH,), 


33.91 I 


CH 3 


NPh 2 


33.92 


CH 3 


CN 
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33.93 


CH 3 


N0 2 


33.94 


S0 2 CH 3 


F 


33.95 


S0 2 CH 3 


CI 


33.96 


S0 2 CH 3 


Br 


33.97 


S0 2 CH 3 


CH 3 


33.98 


S0 2 CH 3 


C 2 H 5 


33.99 


S0 2 CH 3 


nC 3 H 7 


33.100 


S0 2 CH 3 


i'C 3 H 7 


33.101 


S0 2 CH 3 


MC4H9 


33.102 


S0 2 CH 3 


XC4H, 


33.103 


S0 2 CH 3 


Ph 


33.104 


S0 2 CH 3 


OH 


33.105 


S0 2 CH 3 


OCH 3 


33.106 


S0 2 CH 3 


OC 2 H s 


33.107 


S0 2 CH 3 


0(nC 3 H 7 ) 


33.108 


S0 2 CH 3 


0(/C 3 H 7 ) 


33.109 


S0 2 CH 3 


OCnQH,) 


33.110 


S0 2 CH 3 




33.111 


S0 2 CH 3 


OPh 


33.112 


S0 2 CH 3 


SH 


33.113 


S0 2 CH 3 


SCH 3 


33.114 


S0 2 CH 3 


SC 2 H 5 


33.115 


S0 2 CH 3 


S(nC 3 H 7 ) 


33.116 


S0 2 CH 3 


S(iC 3 H 7 ) 


33.117 


S0 2 CH 3 


S(/iQH») 


33.118 


S0 2 CH 3 


S(fC4H 9 ) 


33.119 


S0 2 CH 3 


SPh 


33.120 


S0 2 CH 3 


CC1 3 


33.121 


S0 2 CH 3 


CH 2 F 1 


33.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 


33.123 


S0 2 CH 3 


! CF 3 


33.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


33.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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33. IZO 


OU2CJI3 


0U2LJI3 


11 1 9*7 
33. 1Z / 


on pxj 


on p pt 


11 1 9R 


0^2^113 


fwP H ^ 


11 1 90 


pit 


90 fiP R ^ 


ii i in 

JJ. IjU 






11 111 
33.131 






11 1 19 
33. 13Z 


ovJ2^Jrl3 


OA DU 
OVJ2*" 


11 1^^ 
jj. i jj 




vru 

1NXT.2 


11 1 1A 

33. 




IN tl^ JI3 


11 11^ 
33. Ijj 


on pit 


in WXI3 ± n 


111 1A 
33. 13o 


on pw 


XIYPW ^ 

rN^rt 3 ;2 


33.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


33.138 


S0 2 CH, i 


CN 


33.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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Tabelle 11: 




mm 










F 1 

A 


1A 9 


c\ 


Cl 


1A % 


CI 


Br 


*\A A 


vl 


CHi 1 


1A ^ 






1A £ 




/{ V-'JA A7 


1A H 
3*+. / 




i"C*H, 


1A ft 


PI 








fr V_^4 A A 9 


14 1A 




Ph 

A 1A 


1 1 




OH 


1A 1 9 


ci 


OCHi 


TiA 1 ^ 


CI 


OC 2 H 5 


34.14 


Cl 


0(/iC 3 H 7 ) 


34.15 


CI 


CX/QH,) 


34.16 


Cl 


(XnQH,) 


34.17 


Cl 


0(fC<H 9 ) 


34.18 


Cl 


OPh 


34.19 


Cl 


SH 


34.20 


Cl 


SCH 3 


34.21 


Cl 


SC 2 H 5 j 


34.22 


Cl 


S(«C,H 7 ) 


34.23 


Cl 


S(/C,H 7 ) 


34.24 


Cl 


S(nC 4 lU) 


34.25 


Cl 


S(/C<H S ) 
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lllljfl 






34.ZO 


pi 
Cl 




1/1 07 
34.Z / 


pi 


PPI 
CC1 3 


1/1 Ofi 


Cl 


PTJ T7 


1/t OO 


pi 
Cl 


CrUr 2 


1A 1A 
34.3U 


Cl 


pf 
cr 3 


34.3 1 


pi 
CI 


Cr 2 Crlr 2 


34.3/ 


Cl 


cr\ tt 

oU 3 rl 




CI 


PA i^TJ 

oU 2 Cri 3 


i/i l/i 
34.34 


pi 
ci 


bU 2 C 2 ji 5 


34.35 


pi 

Cl 


^(J 2 (wC 3 rl7) 


34.36 


CI 


SO 2 0C 3 H 7 ) 


i a in 
34.3 / 


CI 


S0 2 (wC4H 9 ) 


34.3o 


CI 


bU 2 (^C 4 H9) 


34.39 


CI 


S0 2 rh 


\ 34.40 


CI 


XTT T 

NH 2 


1 A At 

34.41 


Cl 


XTT TPTT 

NHCH 3 


n a a*> 

34.42 


Cl 


NCH 3 Ph 


1A A1 

34.43 


pi 
Cl 


N(CH 3 >2 


o A A A 

34.44 


Cl 


NPn 2 


1 A AC 

34.45 


Cl 


/ r * r \T 

CN 


O A A £. 

34.46 


CI 


N0 2 


"5 A A 1 

34.47 


CH 3 


F 


o/i /i© 
34.4o 


Cri 3 


Cl 


1/1 4Q 

34.49 


PIT 

Cri 3 


r>r 


lid c(\ 
34.5U 


PU 

Cri 3 


PXJ 

Crl 3 


1/1 ^ 1 
34. j 1 


Cri 3 


C2H5 


1A <1 

34.53 


Cri 3 


TT 


l/l <>l 
34.54 


Crl 3 


•p TT 

/C 3 H 7 


1/1 

34.55 


PTJ 

Crl 3 




34.56 


CH 3 


/C 4 H, 


34.57 


CH 3 


Ph 


34.58 


CH 3 


OH 


34.59 


CH 3 


OCH 3 
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34.60 


CH, 


oc 2 h 5 


34.61 


CH, 


0(/iC,H 7 ) 


34.62 


CH, 


0(iC,H 7 ) 


34.63 


CH, 


0(nCH,) 


34.64 


CH, 


0(/C 4 H 9 ) 


34.65 


CH, 


OPh 


34.66 


CH, 


SH 


34.67 


CH, 


SCH, 


34.68 


CH, 


SCjH, 


34.69 


CH, 


S(/jC,H 7 ) 


34.70 


CH, 


S(/C,H 7 ) 


34.71 


CH, 


S(/jC 4 H,) 


34.72 


CH, 


S(*C<H 9 ) 


34.73 


CH, 


SPh 


34.74 


CH, 


CC1, 


34.75 


CH, 


CH 2 F 


34.76 


CH, 


CHF 2 


34.77 


CH, t 


CF, 


34.78 


CH, 


CF 2 CHF 2 


34.79 


CH, 


SO,H 


34.80 


CH, 


S0 2 CH, 


34.81 


CH, 


S0 2 C 2 H 5 


34.82 


CH, 


S0 2 («C,H 7 ) 


34.83 


CH, 


S0 2 (/C,H 7 ) 


34.84 


CH, 


S0 2 (nC 4 H 9 ) 


34.85 


CH, 


S0 2 (/C 4 H 9 ) 


34.86 


CH, 


S0 2 Ph 


34.87 


CH, 


NH 2 


34.88 


CH, 


NHCH, 


34.89 


CH, 


NCH,Ph 


34.90 


CH, 


N(CH,) 2 


34.91 


CH, 


NPh 2 


34.92 


CH, 


CN 
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34.93 


pTT 

Crl 3 


xTri 

1NL/2 


A t\A 

34.94 


0U2LXI3 


T7 

r 


34.95 


O Pa rtT 
S0 2 CH 3 


pi 


34.96 


a0 2 lJti3 


r>«- 
I5r 


34.97 


c?r\ pit 


pTT 


34.98 


C*/"\ PIT 


p TT 


34.99 


cr\ pit 


M P TT 


34.100 


OP* PT T 
SO2CH3 


•p TT 
/C3H7 


*> vt 1 A1 

34.101 


O P PU 


M p TT 


34.102 


C/^ PIT 


-P 1 TT 


34. 1 03 


O P* PTT 


t>v» 
rn 


34.104 


OP* PT T 
SO2CH3 


PTT 

UH 


34.105 


SO2CH3 


P*PTT 
OCH3 


34.106 


O y*V /-ITT 
SO2CH3 


p^p TT 


34.107 


O P PTT 


P/~P TT \ 


34.108 


C" P pTT 


p/_'P TT \ 


34.109 


O p pTT 


P/„p TT \ 


34.110 


SO2CH3 


Pi/ >p TT \ 

0(/C 4 H 9 ) 


34.111 


r^^*v niT 
SO2CH3 


OPh 


34.112 


O /"ITT 
SO2CH3 


OTT 

SH 


34.113 


OP\ PTT 
SO2CH3 


CPU 


34.114 


rt r~\ ptt 
SO2CH3 


OP TT 


34.115 


SO2CH3 


S(/lC3H7) 


34.116 


OP* PTT 
SO2CH3 


O/ *P TT \ 

SOC3H7) 


34.117 


OP PT T 


OZ M P TT \ 


1 a t 1 o 

34.118 


OP* PTT 


TT \ 


34.119 


SO2CH3 


ISPfa 


34.120 


O /"^V /ITT 

S02CH3 


PP1 


34.121 


n/\ PTT 

SO2CH3 


put t? 


34.122 




pTTT? 


34.123 


S0 2 CH 3 


CF 3 


34.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


34.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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34.126 


SOjCHj 


S0 2 CH 3 


34.127 


S0 2 CH 3 


S0 2 C 2 H 5 


34.128 


S0 2 CH 3 


S0 2 (wC 3 H 7 ) 


34.129 


S0 2 CH 3 


S0 2 (/C 3 H 7 ) 


34.130 


S0 2 CH, 


S0 2 (/iC 4 H 9 ) 


34.131 


S0 2 CH 3 


S0 2 (*C<H 9 ) 


34.132 


S0 2 CH 3 


S0 2 Ph 


34.133 


S0 2 CH 3 


NH 2 


34.134 


S0 2 CH 3 


NHCH 3 


34.135 


S0 2 CH 3 


NCH 3 Ph 


34.136 


S0 2 CH 3 


N(CH 3 ) 2 


34.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


34.138 


S0 2 CH 3 


CN 


34.139 


S0 2 CH 3 


N0 2 
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Tabelle 12: 




: Hn • 


slllllllilill 




35.1 


CI 


F 


35.2 


Cl 


Cl 


35.3 


Cl 


Br 


i 35.4 


Cl 


CH 3 


35.5 


Cl 


C 2 H 5 


35.6 


Cl 


aiC 3 H, 


35.7 


Cl 


/C 3 H 7 


35.8 


Cl 


nC 4 H 9 i 


35.9 


Cl 


tC A U 9 


35.10 


Cl 


Ph 


35.11 


Cl 


OH 


35.12 


Cl 


OCH 3 


35.13 


Cl 


OC 2 H 5 


35.14 


Cl 


0(/iC 3 H 7 ) 


35.15 


Cl 


0(/C 3 H 7 ) i 


35.16 


Cl 


(X«QH 9 ) 


35.17 


Cl 1 


0(/C<H,) 


35.18 


Cl 


OPh 


35.19 


Cl 


SH 


35.20 


Cl 


SCH 3 


35.21 j 


Cl 


SC2H5 


35.22 


Cl 


S(/iC 3 H 7 ) 


35.23 


Cl 


S(/C 3 H 7 ) 


35.24 


Cl 


S(mC«H 9 ) 


35.25 


Cl 


S(*C<H 9 ) 
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mmm 






35.26 


Cl 


SPh 


35.27 


Cl 


CCl, 


35.28 


Cl 


CH 2 F 


35.29 


Cl 


CHF 2 


35.30 


Cl 


CF, 


35.31 


Cl 


CF 2 CHF 2 


35.32 


Cl 


SO,H 


35.33 


Cl 


S0 2 CH, 


35.34 


Cl 


S0 2 C 2 H$ 


35.35 


Cl 


S0 2 (nC,H 7 ) 


35.36 


Cl 


S0 2 (iC,H 7 ) 


35.37 


Cl 


S0 2 (nC,H,) 


35.38 


Cl 


S0 2 (fC<H 9 ) 


35.39 


Cl 


S0 2 Ph 


35.40 


Cl 


NH 2 


35.41 


ci ! 


NHCH 2 


35.42 


Cl I 


NCH,Ph 


35.43 


Cl 


N(CH 3 )2 


35.44 


Cl 


NPh 2 


35.45 


Cl 


CN 


35.46 


Cl 


NO, 


35.47 


CH, 


F 


35.48 


CH, 


Cl 


35.49 


CH, 


Br 


35.50 


1 CH, 


CH, 


35.51 


CH, 


C 2 H 5 


35.53 


CH, 


«C,H 7 


35.54 


CH, 


t"C,H 7 


35.55 


CH, 


HC4H9 


35.56 


CH, 


T_T 

rC«.ri» 


35.57 


CH, 


Ph 


35.58 


CH, 


OH 


35.59 


CH, 


OCH, 
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3D. OU 




OP I-L 


3D. 01 






3D.OZ 


l^Xlj 




3D.G3 








ru 








OPh 


3D. DO 


WXI3 


on 


1^ £7 
3D.O / 




QPTT 
oCxl3 


35.oo 




Qf~i TT 


3D.oy 


1^x13 


OV«V^3Xl7j 


^ 70 
3D. /U 


k^ri3 


0^*^3x17^ 


1^ 71 
3D. / 1 




0^^119 ^ 1 


1^ 77 
3D. /Z 


CXI3 


0^X^4X19 J 


35.73 


Uxi 3 


CDVi 


35.74 


Cxi 3 


LX/I3 


1^ 7< 

3D. /D 


1^x13 


ru x; 


K 7/£ 

3D. /O 


\^ri3 


V^XXT2 


3D. / / 




I^r3 


K HQ 

3D./D 


Cri3 


rr r'l-TP 

l^r2^XXT2 


3D./y 


Uxi3 


on tj 
1DU3XI 


3D.oU 


PIT 


CO. PTT 


3D. ol 


\^Xl3 


OL/2^2il5 


3D.o2 


Crl3 


Od2vW 1^3X17 ) 


3D.o3 


UXI3 


au 2 M^3xi 7 ; 


35. o4 


CXI3 


CO /t«P tj \ 


3D.oD 


1^x13 




3D. oo 


U1I3 


0V-J2A n 


3D.o / 


Lrl 3 


XTTT 
INXI2 


3D. oo 




INXl\^Xl3 


3D.oi/ 


^w 3 




35.90 


CH3 


NCCH,), 


35.91 


CH3 


NPh 2 


35.92 


CH3 


CN 
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35.93 


CH 3 


N0 2 


35.94 


S0 2 CH 3 


F 


35.95 


S0 2 CH 3 


CI 


35.96 


S0 2 CH 3 


Br 


35.97 


S0 2 CH 3 


CH 3 


35.98 


S0 2 CH 3 


C 2 H 5 


35.99 


S0 2 CH 3 


«C 3 H 7 


35.100 


S0 2 CH, 


/C 3 H 7 


35.101 


S0 2 CH 3 


HC4H9 


35.102 


S0 2 CH 3 | 


fC«H9 


35.103 


S0 2 CH 3 


Ph 


35.104 


S0 2 CH 3 


OH 


35.105 


S0 2 CH 3 


OCH 3 


35.106 


S0 2 CH 3 


OC 2 Hs 


35.107 


S0 2 CH 3 


0(nC 3 H 7 ) 


35.108 


! so 2 ch 3 


0(/C 3 H 7 ) 


35.109 


S0 2 CH 3 


0(«CH») 


35.110 


S0 2 CH 3 


o(*c 4 h 9 ) 


35.111 


S0 2 CH 3 


OPh 


35.112 


S0 2 CH 3 


SH 


35.113 


S0 2 CH 3 


SCH 3 


35.114 


S0 2 CH 3 


SC 2 H 5 


29.115 


S0 2 CH 3 


S(mC 3 H 7 ) 


29.116 


S0 2 CH 3 


S(/C 3 H 7 ) 


29.117 


S0 2 CH 3 


S(/jC 4 H9) 


29.118 


S0 2 CH 3 


S(/C 4 H,) 


29.119 


S0 2 CH 3 


SPh 


29.120 


S0 2 CH 3 


CC1 3 


35.121 


S0 2 CH 3 


CHjF 


35.122 


S0 2 CH 3 


CHF 2 


35.123 


S0 2 CH 3 


CF 3 


35.124 


S0 2 CH 3 


CF 2 CHF 2 


35.125 


S0 2 CH 3 


S0 3 H 
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km 




J J. 1 


SO.PH, 


SO PH 


J J. 1st, 1 


so ph 


CO P H 


j j. l zo 




CO /mP T-I ^ 






cn ac* w \ 


^s no 

j j . 


SO PH 


SO /wP 14 ^ 






CO f/P w \ 


JJ. 1 Jx» 


cn ph 


CO PV» 

o\j2A^n 


jj. 1 jj 


cn r*H 


INri2 


j j. I j*t 


cn r'u 


iNriL,ri 3 


jj. i j j 


cn ph 


IN l^xxj Jr n 


J J. 1 JU 


cn pu 




35.137 


S0 2 CH 3 


NPh 2 


35.138 


SO2CH3 


CN 


35.139 


SO2CH3 


NO2 
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^MilllllllllllliliiiiBBlliilli 


36.1 


2-Thienyl 


36.2 


2-Furyl 


36.3 


3-Methyl-isoxazol-5-yl 


36 .4 


5-Thiazolyl 


36 .5 


4-Thiazolyl 


36 .6 


3 -Methyl- isothiazol-5-yl 


36.7 


5-Phenyl-thiazol-2-yl 


36.8 


2-Pyridyl 


36 .9 


3-Pyridyl 


36 .10 


4-Pyridyl 


36.11 


1 -Methyl- 2-pyrrolyl 


36.12 


1-Methyl-l, 2, 4-triazol-5-yl 


36 .13 


2-Benzthiazolyl 


36 .14 


2-Chinolinyl 


36.15 


l-Methylbenzimidazol-2-yl 


36 .16 


2-Oxazolyl 


36.17 


l-Phenyl-pyrazol-5-yl 


36.18 


l-Methyl-pyrazol-3-yl 


36.19 


l-Methyl-pyrazol-5-yl 


36.20 


1 , 3-Dimethylpyrazol-3-yl 


36.21 


1 - Pheny 1 -py r a zo 1 - 3 -y 1 


36.22 


1 , 4-Dimethylpyrazol-5-yl 


36.23 


1, 3-Dimethylpyrazol-4-yl 


36 .24 


1, 5-Dimethylpyrazol-4-yl 


36.25 


l-Methyl-pyrazol-4-yl 


36 .26 


1 , 3-Dimethylpyrazol-5-yl 


36.27 


4 -Me thy 1-oxazol - 2 -y 1 


36.28 


5-Methylthio-thiazol-2-yl 


36 .29 


4-Methoxy-l-methylpyrazol-5-yl 
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36 .30 


3-Cyclopropylisoxazol-5-yl 


36.31 


3-Isopropylisoxazol-5-yl 


36 .32 


(3 -Methyl -phenyl) -thiazol-2-yl 


36.33 


5-Methyl-thiazol-2-yl 


36.34 


4 -Brom- 2 - th i eny 1 


36.35 


5-Methyl-2-thienyl 


36.36 


4-Methyl-2-thienyl 


36 .37 


4 -Methyl- thiazol-2-yl 


36 .38 


4-Chlor-thiazol-2-yl 


36.39 


4 , 5-Dimethylthiazol-2-yl 


36 .40 


4-Phenyl-thiazol-2-yl 


36.41 


2-Methoxy-thiazol-5-yl 


36.42 


4-Methyl-2-pyridyl 


36 .43 


6- (2-Methoxyethyl) -2-pyridyl 


36 .44 


6-Methylthio-2-pyridyl 


36.45 


6 -Me thoxy- 3 -pyr idyl 


36.46 


6 -Me t hoxy- 2 -pyr i dy 1 


36.47 


6-Methyl-2-pyridyl 


36.48 


6- (2, 2, 2-Tr if luor-e thoxy) -2 -pyr idyl 


36.49 


6- (2, 2, 2-Tr if luor-e thoxy) -3-pyridyl 


36 . 50 


5— Pyrimidinyl 


36 . 51 


6-Dimethylamino-3-pyridyl 


36 . 52 


1,2, 4-Thiadiazol— 5— yl 


36 . 53 


3 — E fchoxvcarbonvl— 1— me thvl— Dvra- 
zol-5-yl 


36 .54 


2-Methylthio-pyrimidin-5-yl 


36.55 


2 -Pyrimidinyl 


36.56 


2-Methylthio-pyrimidin-4-yl 


36.57 


5-Methylthio-l, 3, 4-thiadiazol-2-yl j 


36 . 58 


5-Methoxy-l, 3 , 4-thiadiazol-2-yl 


36.59 


4 , 5-Dihydro-thiazol-2-yl 


36.60 


5-Methyl-oxazol-2-yl 


36.61 


5-Phenyl-oxazol-2-yl 


36.62 


2-Methyl-oxazol-5-yl 


36.63 


2-Phenyl-oxazol-5-yl 


36.64 


2-Methyl-l, 3, 4-oxadiazol-5-yl 


36.65 


2-Phenyl-l, 3, 4-oxadiazol-5-yl 


36.66 


5-Trif luormethyl-1, 2, 4-oxadiazol-3-yl 


36.67 


5-Methyl-l, 2, 4-oxadiazol-3-yl 
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pimp 


i^llll^llliilliliillliBlllli 


36.68 


5 -Phenyl- 1, 2 , 4-oxadiazol-3-yl 


36.69 


5-Phenyl-isoxazol-3-yl 


36.70 


1- (4-Chlorphenyl) -1, 2 , 4-triazol-2-yl 


36.71 


5-Cyano-4 , 5-dihydro-isoxazol-3-yl 


36 .72 


5, 6-Dihydro-4H-l, 3- thiazin-2-yl 


36.73 


1 , 3-Dithiolan-2-yl 


36.74 


1 , 3-Dioxolan-2yl 


36.75 


1 , 3-Dithian-2-yl 


36.76 


1 , 3-Dioxan-2-yl 


36.77 


1 , 3-Oxa thiolan-2-yl 


36.78 


1,2, 4-Triazol-lyl 


36.79 


3-Methyl-l, 2, 4- thiadiazol-5-yl 


36.80 


1,2, 4-Thiadiazol-5-yl 


36.81 J 


Thiazolin-4 , 5-dion-2-yl 


36.82 


3-Oxo-3-H-l , 2 , 4-dithiazol-5-yl 


36.83 


2-Oxo-2-H-l , 3 , 4-dithiazol-5-yl 
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36 







37 .1 


2-Thienyl 


37.2 


2-Furyl 


37 .3 


3-Methyl-isoxazol-5-yl 


37 .4 


5-Thiazolyl 


37 . 5 


4-Th.iazolyl 


37.6 


3-Methyl-isothiazol-5-yl 


37 .7 


5-Phenyl-thiazol-2-yl 


37 .8 


2-Pyridyl 


37.9 


3-Pyridyl 


37.10 


4-Pyridyl 


37.11 


l-Methyl-2-pyrrolyl 


37.12 


1-Methyl-l, 2, 4- triazol-5-yl 


37.13 


2-Benzthiazolyl 


37.14 


2-Chinolinyl 


37.15 


l-Methylbenzimidazol-2-yl 


37.16 


2-Oxazolyl 


37.17 


l-Phenyl-pyrazol-5-yl 


37.18 


l-Methyl-pyrazol-3-yl 


37.19 


l-Methyl-pyrazol-5-yl 


37 .20 


1 , 3 -Dime thy lpyrazol-3 -y 1 


37.21 


l-Phenyl-pyrazol-3-yl 


37.22 


1 , 4-Dimethylpyrazol-5-yl 


37.23 


1, 3~Dimethylpyrazol-4-yl 


37.24 


1, 5-Dimethylpyrazol-4-yl 


37.25 


l-Methyl-pyrazol-4-yl 


37.26 


1 , 3-Dimethylpyrazol-5-yl 


37 .27 


4-Methyl-oxazol-2-yl 


37.28 


5-Methylthio-thiazol-2-yl 


37.29 


4 -Me thoxy- 1 -me t hy Ipyr azol - 5 -y 1 
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ippSP 




37 .30 


3 -Cyclopropylisoxazol - 5 -yl 


37.31 


3-Isopropylisoxazol-5-yl 


37.32 


(3 -Methyl -phenyl) -thiazol-2-yl 


37.33 


5-Methyl-thiazol-2-yl 


37.34 


4 -Brom-2- thieny 1 


37.35 


5 -Me t hy 1 - 2 - 1 h i eny 1 


37.36 


4-Methyl-2-thienyl 


37.37 


4 -Methyl- thiazol-2-yl 


37 .38 


4-Chlor-thiazol-2-yl 


37.39 


4 , 5-Dimethylthiazol-2-yl 


37.40 


4 -Phenyl- thiazol-2-yl 


37.41 


2-Methoxy-thiazol-5-yl 


37 .42 


4 -Methyl-2-pyridyl 


37.43 


6- (2-Methoxyethyl) -2-pyridyl 


37.44 


6-Methylthio-2-pyridyl 


37.45 


6-Methoxy-3-pyridyl 


37.46 


6-Methoxy-2-pyridyl 


37.47 


6-Methyl-2-pyridyl 


37.48 


6- (2, 2, 2-Trif luor-ethoxy) -2-pyridyl 


37.49 


6- (2 , 2 , 2-Trif luor-etnoxy) -3-pyriayi 


37.50 


5-Pyrimidinyl 


37 . 51 


6-Dimethylamino-3-pyridyl 


37 . 52 


1,2, 4-Thiadiazol-5-yl 


37 .53 


3 — E thoxycarbonyl— 1-methyl-pyra- 
zol-5-yl 


37.54 


2-Methylthio-pyrimidin-5-yl 


37.55 


2 - Pyr im i d iny 1 


37. 56 


2 -Methyl thio-pyrimidin-4-yl 


37.57 


5-Methylthio-l, 3, 4- thiadiazol-2-yl 


37.58 


5-Methoxy-l, 3 , 4-thiadiazol-2-yl 


37.59 


4 , 5-Dihydro-thiazol-2-yl 


37.60 


5-Methyl-oxazol-2-yl 


37.61 


5 - Pheny l-oxazol-2-yl 


37.62 


2-Methyl-oxazol-5-yl 


37.63 


2-Phenyl-oxazol-5-yl 


37.64 


2-Methyl-l, 3, 4-oxadiazol-5-yl 


37.65 


2 -Phenyl- 1, 3 , 4-oxadiazol-5-yl 


37.66 


5-Trif luormethyl-1, 2, 4-oxadiazol-3-yl 


37.67 


5-Methyl-l, 2 , 4-oxadiazol-3-yl 
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37 .68 


5-Phenyl-l, 2, 4-oxadiazol-3-yl 


37 .69 


5-Phenyl-isoxazol-3-yl 


37 .70 


1- (4-Chlorphenyl) -1, 2 , 4-triazol~2-yl 


37.71 


5-Cyano-4 , 5-dihydro-isoxazol-3-yl 


37 .72 


5,6-Dihydro-4H-l, 3- thiazin-2-yl 


37.73 


1 , 3-Dithiolan-2-yl 


37.74 


1 , 3-Dioxolan-2yl 


37.75 


1, 3-Dithian-2-yl 


37 .76 


1 , 3-Dioxan-2-yl 


37 .77 


1, 3-Oxathiolan-2-yl 


37 .78 


1,2, 4-Triazol-lyl 


37 .79 


3-Methyl-l, 2, 4- thiadiazol-5-yl 


37 .80 


1,2, 4-Thiadiazol-5-yl 


37 .81 


Thiazolin-4 , 5-dion-2-yl 


37 .82 


3-Oxo-3-H-l, 2 , 4-dithiazol-5-yl 


37 .83 


2-Oxo-2-H-l , 3 , 4-dithiazol-5-yl 
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Die Verbindungen I und deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze 
eignen sich - sowohl als Isomerengemische als auch in Form der 
reinen Isomeren - als Herbizide. Die I enthaltenden herbiziden 
5 Mittel bekampfen Pf lanzenwuchs auf Nichtkulturf lachen sehr gut, 
besonders bei hohen Aufwandmengen. In Kulturen wie Weizen, Reis, 
Mais, Soja und Baumwolle wirken sie gegen Unkrauter und Schad- 
graser, ohne die Kulturpf lanzen nennenswert zu schadigen. Dieser 
Effekt tritt vor allem bei niedrigen Aufwandmengen auf. 

10 

In Abhangigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode konnen die 
Verbindungen I bzw. sie enthaltende Mittel noch in einer weiteren 
Zahl von Kulturpf lanzen zur Beseitigung unerwunschter Pflanzen 
eingesetzt werden. In Betracht kommen beispielsweise folgende 
15 Kulturen: 

Allium cepa, Ananas comosus, Arachis hypogaea, Asparagus 
officinalis, Beta vulgaris spec, altissima, Beta vulgaris spec, 
rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus var. 

20 napobrassica, Brassica rapa var. silvestris, Camellia sinensis, 
Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis , Citrus limon, Citrus 
sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, Coffea liberica) , 
Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis 
guineensis, Fragaria vesca, Glycine max, Gossypium hirsutum, 

25 (Gossypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gossypium vitifolium) , 
Helianthus annuus, Hevea brasiliensis , Hordeum vulgare, Humulus 
lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia. Lens culinaris, Linum 
usi tatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus spec, Manihot 
esculenta, Medicago sativa, Musa spec, Nicotiana tabacum (N.ru- 

30 stica) , Olea europaea, Oryza sativa, Phaseolus lunatus, Phaseolus 
vulgaris, Picea abies, Pinus spec, Pisum sativum, Prunus avium, 
Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylestre, Ricinus communis, 
Saccharum officinarum, Secale cereale, Solanum tuberosum, Sorghum 
bicolor (s. vulgare), Theobroma cacao, Trifolium pratense, 

35 Triticum aestivum, Triticum durum, Vicia faba, Vitis vinifera, 
Zea mays . 

Daruber hinaus konnen die Verbindungen I auch in Kulturen, die 
durch Zuchtung einschlieBlich gentechnischer Methoden gegen die 
40 Wirkung von Herbiziden tolerant sind, verwandt werden. 

Die Applikation der herbiziden Mittel bzw. der Wirkstoffe kann im 
Vorauflauf- oder im Nachauf lauf verf ahren erfolgen. Sind die Wirk- 
stoffe fur gewisse Kulturpf lanzen weniger vertraglich, so konnen 
45 Ausbringungstechniken angewandt werden, bei welchen die herbiz- 
iden Mittel mit Hilfe der Spritzgerate so gespritzt werden, dafc 
die Blatter der empf indlichen Kulturpf lanzen nach Moglichkeit 
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nicht getroffen werden, wahrend die Wirkstoffe auf die Blatter 
darunter wachsender unerwunschter Pflanzen Oder die unbedeckte 
Bodenf lache gelangen (post-directed, lay-by) . 

5 Die Verbindungen I bzw. die sie enthaltenden herbiziden Mittel 
konnen beispielsweise in Form von direkt verspruhbaren waBrigen 
Losungen, Pulvern, Suspensionen , auch hochprozentigen waBrigen, 
oligen Oder sonstigen Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, 
Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, Streumitteln oder Granula- 
10 ten durch Verspriihen, Vernebeln, Verstauben, Verstreuen oder Gie- 
Ben angewendet werden. Die Anwendungsf ormen richten sich nach den 
Verwendungszwecken; sie sollten in jedem Fall moglichst die fein- 
ste Verteilung der erf indungsgemaBen Wirkstoffe gewahrleis ten . 

15 Als inerte Zusatzstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht: 

Mineralolf raktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero- 
sin oder Dieselol, ferner Kohlenteer61e sowie die pflanzlichsn 
oder tierischen Ursprungs, aliphat ische, cyclische und aromati- 
sche Kohlenwasserstoffe, z.B. Paraffin, Tetrahydronaphthalin, 

20 alkylierte Naphthaline oder deren Derivate, alkylierte Benzole 
oder deren Derivate, Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol, 
Butanol, Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohexanon oder stark polare 
Losungsmittel, z. B. Amine wie N-Methylpyrrolidon oder Wasser. 

25 W&firige Anwendungsf ormen konnen aus Emulsionskonzentraten, Sus- 
pensionen, Pasten, netzbaren Pulvern oder wasserdispergierbaren 
Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur Herstel- 
lung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen kdnnen die 
Substrate als solche oder in einem 01 oder Losungsmittel geldst, 

30 mittels Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermi ttel in Wasser 
homogenisiert werden. Es kCnnen aber auch aus wirksamer Substanz, 
Netz-, Haft-, Dispergier- Oder Emulgiermi ttel und eventuell 
Ldsungsmittel Oder 01 bestehende Konzentrate hergestellt werden, 
die zur Verdunnung mit Wasser geeignet sind. 

35 

Als oberf l&chenaktive Stoffe (Adjuvantien) kommen die Alkali-, 
Erdalkali-, Ammoniumsalze von aromatischen Sulf onsauren, z.B. 
Lignin-, Phenol-, Naphthalin- und Dibutylnaphthalinsulf onsaure, 
sowie von Fettsauren, Alkyl- und Alkylarylsulf onaten, Alkyl-, 

40 Laurylether- und Fettalkoholsulf aten, sowie Salze sulfatierter 
Hexa-, Hepta- und Octadecanolen sowie von Fettalkoholglykolether , 
Kondensationsprodukte von sulf onier tern Naphthalin und seiner 
Derivate mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins 
bzw. der Naphthalinsulf onsauren mit Phenol und Formaldehyd, Poly- 

45 oxyethylenoctylphenolether , ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder 
Nonylphenol , Alkylphenyl- , Tributylphenylpolyglykole ther , Alkyl - 
arylpolyetheralkohole, Isotridecylalkohol , Fettalkoholethyleno- 
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xid-Kondensate, ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylenalkylether 
Oder Polyoxypropylenalkylether, Laurylalkoholpolyglykolether - 
acetat, Sorbites ter, Lignin-Sulf itablaugen oder Methylcellulose 
in Betracht. 

5 

Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen Oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen 
Tragerstoff hergestellt werden. 

10 Granulate, z.B. Umhul lungs - , Impragnierungs- und Homogengranulate 
konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe herge- 
stellt werden. Feste Tragerstoffe sind Mineralerden wie Kiesel- 
sauren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, Kalk, 
Kreide, Bolus, LoB, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und 

15 Magnesiumsulf at , Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Dungemit- 
tel, wie Ammoniumsulf at, Ammoniumphosphat , Ammoniumnitrat , Harn- 
stoffe und pflanzliche Produkte wie Getreidemehl , Baumrinden- , 
Holz- und NuBschalenmehl , Cellulosepulver oder andere feste 
Tragerstoffe* 



Die Konzentrationen der Wirkstoffe I in den anwendungsf ertigen 
Zuberei tungen konnen in weiten Bereichen variiert werden. Die 
Formulierungen enthalten im allgemeinen 0,001 bis 98 Gew. %, vor- 
zugsweise 0,01 bis 95 Gew. %, Wirkstoff. Die Wirkstoffe werden 
25 dabei in einer Reinheit von 90% bis 100%, vorzugsweise 95% bis 
100% (nach NMR-Sektrum) eingesetzt. 

Die erf indungsgemaBe Verbindung 24.33 kann beispielsweise wie 



20 



folgt formuliert werden: 



30 



40 



35 



I . 



20 Gewichtsteile der Verbindung 24.33 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 80 Gewichts teilen alkyliertem 
Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 8 
bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol 6lsaure-N-monoethanolamid, 
5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure 
und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol 
Ethylenoxid an 1 Mol Ricinus61 besteht. Durch AusgieBen und 
feines Verteilen der Losung in 100 000 Gewichtsteilen Was - 
ser erh&lt man eine waBrige Dispersion, die 0,02 Gew. % des 
Wirks toffs enthalt. 



II . 



20 Gewichtsteile der Verbindung 24.33 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 30 



45 



Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteilen des Anlage- 
rungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid und 1 Mol Isooctyl - 
phenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 
4 0 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch Ein- 
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giefien und feines Verteilen der Losung in 100 000 Gewichts- 
teilen Wasser erhalt man eine waBrige Dispersion, die 0,02 
Gew, % des Wirkstoffs enthalt. 



5 III. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden in einer 

Mischung gelost, die aus 25 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 65 
Gewichtsteilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 210 
bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes 
von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol RicinusSl besteht. Durch 
10 EingieBen und feines Verteilen der Losung in 100 000 

Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine w&3rige Dispersion, 
die 0,02 Gew. % des Wirkstoffs enthalt. 

IV. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden mit 3 
15 Gewichtsteilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin- 

sulfonsaure, 17 Gewichtsteilen des Natriumsalzes einer 
Ligninsulf onsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 60 Gewichts- 
teilen pulverf ormigem Kieselsauregel gut vermischt und in 
einer Hammermuhle vermahlen. Durch feines Verteilen der 
20 Mischung in 20 000 Gewichtsteilen Wasser enthalt man eine 

Spritzbruhe, die 0,1 Gew. % des Wirkstoffs enthalt. 



V. 3 Gewichtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden mit 97 

Gewichtsteilen feinteiligem Kaolin vermischt. Man erhalt 
25 auf diese Weise ein Staubernittel , das 3 Gew. % des Wirk- 

stoffs enth&lt. 



VI. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs 24.33 werden mit 2 
Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure, 8 

30 Gewichtsteilen Fettalkohol-polyglykolether , 2 Gewichts- 

teilen Natriumsalz eines Phenol -Hams tof f -Formaldehyd-Kon- 
densates und 68 Gewichtsteilen eines paraf f inischen Minera- 
161s innig vermischt. Man erhalt eine stabile olige Disper- 
sion. 

35 

VII. 1 Gewichtsteil der Verbindung 24.33 wird in einer Mischung 
gelost, die aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 20 
Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooctylphenol und 10 
Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusol besteht. Man erhalt 

40 ein stabiles Emulsionskonzentrat . 



VIII. 1 Gewichtsteil der Verbindung 24.33 wird in einer Mischung 
gelost, die aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 20 
Gewichtsteilen Emulphor EL (ethoxyliertes Rizinusol/caste- 
45 roil) besteht. Man erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat. 
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Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung syner- 
gistischer Effekte konnen die heterocyclisch substituierten Ben- 
zoylisothiazole I mit zahlreichen Vertretern anderer herbizider 
oder wachstumsregulierender Wirkstof f gruppen gemischt und gemein- 
5 sam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als Mischungspart - 
ner 1, 2 , 4-Thiadiazole, 1 , 3 , 4-Thiadiazole , Amide, Aminophosphor- 
sSure und deren Derivate, Aminotriazole, Anilide, (Het)-Arylo- 
xyalkansaure und deren Derivate, Benzoesaure und deren Derivate, 
Benzothiadiazinone, 2-Aroyl-l, 3-cyclohexandione, Hetaryl-Aryl-Ke - 

10 tone, Benzyl isoxazolidinone, Meta-CF3-phenylderivate, Carbamate, 
Chinolincarbonsaure und deren Derivate, Chloracetanilide, Cyclo- 
hexan-1, 3-dionderivate, Diazine, Dichlorpropionsaure und deren 
Derivate, Dihydrobenzof urane , Dihydrof uran-3-one , Dinitroaniline, 
Dini tr ophenole , Diphenylether , Dipyr idyle , Halogencarbonsauren 

15 und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile , Imidazole, 
Imidazolinone, N-Phenyl-3, 4,5, 6-tetrahydrophthalimide, 
Oxadiazole, Oxirane, Phenole, Aryloxy- Oder Heteroaryloxyphenoxy- 
propionsaureester, Phenylessigscture und deren Derivate, Phenyl - 
propionsaure und deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, 

20 Pyridazine, PyridincarbonsSure und deren Derivate, Pyrimidyle- 
ther, Sulfonamide, Sulf onylharnstof f e / Triazine, Triazinone, 
Triazolinone, Triazolcarboxamide, Uracile in Betracht. 

AuBerdem kann es von Nutzen sein # die Verbindungen I allein oder 
25 in Kombination mit anderen herbiziden auch noch mit weiteren 
Pf lanzenschutzmitteln gemischt, gemeinsam auszubringen, 
beispielsweise mit Mitteln zur BekcLmpfung von Schcldlingen oder 
phytopathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von Interesse ist ferner 
die Mischbarkeit mit Mineralsalzl6sungen, welche zur Behebung von 
30 Ernahrungs- und Spur ene 1 emen tmange In eingesetzt werden. Es k6nnen 
auch nichtphytotoxische die und 6lkonzentrate zugesetzt werden. 

Die Auf wandmengen an Wirkstof f betragen je nach Bekampfungsziel, 
Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachsturnsstadium 0,001 bis 3,0, vor- 
35 zugsweise 0.01 bis 1,0 kg/ha aktive Substanz (a. S.) 

Syn the sebe i spi el e 

Beispiel 1: 

40 

Synthese des 4 - [2' -Chlor-3' - (isoxazol-3' ' -yl) -4' - sulf onylmethyl - 
benzoyl] - 5 -cyclopropylisothiazols 24.33 

Die folgenden Operationen werden unter Ausschlufl von Feuchtigkeit 
45 durchgef uhrt . Zu 6 0 ml einer 1,4 M L6sung aus (0,08 mol) Methyl - 
magnesiumbromid in Toluol/Tetrahydrof uran 3:1 (v/v) werden 9,0 g 
(0,04 mol) 4 -lod-5-cyclopropylisothiazol in 200 ml Tetrahydro- 
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furan unter Eiskiihlung so zugegeben, da6 die Reaktionstemperatur 
5°C nicht ubersteigt. Man versetzt das Reaktionsgemisch mit einer 
Losung aus 25,6 g (0,08 mol) 2 -Chlor -3 - ( isoxazol - 3 ' -yl ) - 4 - sul - 
f onylmethylbenzoylchlorid in 300 ml Tetrahydrof uran . Nach Abkiih- 
5 lung der exothermen Reaktion werden Reste metal lorganischer Ver- 
bindungen mit 100 ml 10%iger Salzsaure hydrolysiert . Das Reak- 
tionsgemisch wird in Diethylether aufgenommen, wciBrig aufge- 
arbeitet, mit Natriumsulf at getrocknet, filtriert und i. Vak. vom 
Losungsmittel befreit. Das Rohprodukt wird an 250 g Kieselgel mit 
10 Gemischen aus Cyclohexan/Ethylacetat 10:1 bis 4:1 (v/v) 

gereinigt. Ausb. 4,6 g (28 %) farbloser, amorpher Feststoff, 
270 MHz 1 H-NMR (CDCL 3 ) , 6 [ppm] : 1.0 (m, 2 H) , 1.4 (m, 2 H) , 
3.0 <m, 1 H) , 3.3 (s, 3 H) , 6.6 <s, 1 H) , 7.3 (d, 1 H) , 

8.2 (s, 1 H) , 8.6 (s, 1 H) 

15 

Unter Verwendung der in Beispiel 1 beschriebenen Arbeitsvor- 
schrift sind in entsprechender Weise die in Beispiel 2 und 3 
beschriebenen Wirkstoffe de allgemeinen Formel 1 durch Reaktion 
der Isothiazolhalogenverbindungen der allgemeinen Formel 3 mit 
20 Carbonsaurederivaten der allgemeinen Formel 4 dargestellt worden. 

Beispiel 2: 

4- [2' -Chlor- 3' - (4' ' , 5' ' - dihydroisoxazol - 3 ' ' -yl) -4' -sulfonyl- 
25 methylbenzoyl] - 5 - cyclopropylisothiazol 25.33 

270 MHz a H-NMR (CDCI3) , 6 [ppm] : 3.2 (s, 3 H) , 3.3 (m, 2 H) , 
4.6 (m, 2 H) , 7.2 (m, 5 H) , 7.4 (d, 1 H) , 7.9 (d, 1 H) , 
8.9 <s, 1 H) 

30 

Beispiel 3: 

4- [2' -Chlor-3' - (thiazol-2' ' -yl) -4' - sulf onylmethylben- 
zoyl] -5-cyclopropylisothiazol 26.33 

35 

270 MHz !H-NMR {CDCI3) , 5 [ppm] : 1.0 (m, 2 H) , 1.4 m, 2 H) , 
3.0 (m, 1 H) , 3.3 (s, 3 H) , 7.7 (m, 2 H) , 8.0 (m, 1 H) , 

8.3 <d, 1 H) , 8.4 (s, 1 H) 

40 
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Anwendungsbeispiele 

Die herbizide Wirkung der heterocyclisch substituier ten Benzoyl - 
isothiazole der Formel 24.33 lieB sich durch Gewachshausversuche 
5 zeigen: 

Als Kulturgefafie dienten Plastikblumentopf e mit lehmigem Sand mit 
etwa 3,0% Humus als Substrata Die Samen der Testpflanzen wurden 
nach Arten getrennt einges&t. 

10 

Bei Vorauf lauf behandlung wurden die in Wasser suspendierten Oder 
emulgierten Wirkstoffe direkt nach Einsaat mittels fein vertei- 
lender Diisen aufgebracht. Die Gefafie wurden leicht beregnet, urn 
Keimung und Wachstum zu fordern, und anschlie3end mit durchsich- 
15 tigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen wa- 
ren. Diese Abdeckung bewirkt ein gleichmafiiges Keimen der Test- 
pflanzen, sofern dies nicht durch die Wirkstoffe beeintracht igt 
wurde. 

20 Zum Zweck der Nachauf lauf behandlung werden die Testpflanzen je 
nach Wuchsform erst bis zu einer Wuchshohe von 3 bis 15 cm ange- 
zogen und erst dann mit den in Wasser suspendierten Oder emul- 
gierten Wirkstoffen behandelt. Die Testpflanzen werden daftir ent- 
weder direkt gesat und in den gleichen Gef&fien aufgezogen Oder 

25 sie werden erst als Keimpflanzen getrennt angezogen und einige 
Tage vor der Behandlung in die Versuchsgef &Be verpflanzt. 

Die Aufwandmenge fur die Nachauf lauf behandlung 0,5 bzw. 0,25 
kg/ha a.S. 

30 

Die Pflanzen wurden artenspezif isch bei Temperaturen von 10 - 25°C 
bzw. 20 - 35°C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte sich uber 
2 bis 4 Wochen. W&hrend dieser Zeit wurden die Pflanzen gepflegt, 
und ihre Reaktion auf die einzelnen Behandlungen wurde ausgewer- 
35 tet. 

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 
kein Auf gang der Pflanzen bzw. vollige Zerstorung zumindest der 
oberirdischen Teile und 0 keine SchSdigung Oder normaler 
40 Wachstumsverlauf . 
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Die in den Gewachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich 
aus folgenden Arten zusammen: 



T.at.elnischer Name 

5 

Triticum aestivum 
Abutilon theophrasti 
Chenopodiura album 



Pevtscher Name 

Winterweizen 
Chinesischer Hanf 
WeiBer GcLnsefufi 



Engljjs&hsr Name 

winter wheat 
velvet leaf 
lambsquarters 
(goosef oot ) 
black nightshade 

white mustard 
black nightshade 



bei Nachauf 1 auf anwen • 



10 Solanum nigrum 

Sinapis album 
Solanum nigrum 



15 



Schwarzer Nacht- 
schatten 
WeiBer Senf 
Schwarzer Nacht- 
schatten 



Tabelle 15 - Selektive herbizide Aktivitat 
dung im Gewachshaus 




30 



Au f wan dmeng e 
(kg/ha a . S . ) 


0,5 


1 0,25 




Sch&digung in % 


Testpf lanzen 






TRZAW 


0 


0 


ABUTH 


90 


80 


CHEAL 


95 


95 I 


SINAL 


80 


80 


SOLNI 


95 


90 | 
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Patentanspriiche 

1. 4-Benzoylisothiazole der allgeraeinen Formel 1 



10 



in der die Subs tituen ten die folgende Bedeutung haben: 

15 

X Sauerstoff Oder Schwefel; 

Ri Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl; ggf. subst. 

Alkoxycarbonyl ; 

20 ggf- subst. Aryl, ggf . subst. Heterocyclyl Oder ggf . 

subst. Hetaryl; 

R2 Wasserstoff, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl oder 

Cycloalkenyl, wobei diese Reste einen oder mehrere der 
25 folgenden Gruppen tragen konnen: Halogen, Alkyl, 

Alkenyl oder Alkinyl; 

Aryl, wobei dieser Rest einen oder mehrere der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyl - 
30 oxy, Alkyl thio oder Alkenyl thio, wobei diese Reste par- 

tiell oder vollst&ndig halogeniert sein konnen Oder 

einen oder mehrere der folgenden Gruppen tragen kdnnen: 

Alkoxy, Alkenyloxy, Aryloxy, Alkylsulf onyl , Alkenylsul- 

fonyl oder Arylsulf onyl ; 
35 Alkylsulf onyl oder Alkoxycarbonyl; 

ggf. subst- Aryloxy oder ggf. subst. Arylthio; 

ggf. subst. Mono- Oder Dialkylamino , ggf- subst. 

Mono- oder Diary lamino oder ggf. subst. N- Alkyl -N-ary - 

lamino, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden 
40 sein kdnnen; 

Halogen, Cyano oder Nitro; 
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Hetaryl oder Heterocyclyl , wobei diese Reste partiell 
oder vollstandig halogeniert sein konnen Oder einen 
oder mehrere der folgenden Gruppen tragen konnen: 

Alkyl, Alkoxy oder Aryl und wobei im Fall von Hetero- 
cyclyl mindestens einer der Stickstoffe eine der fol- 
genden Gruppen tragen kann: 

Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Cycloalkyl, Haloalkyl , Alkoxy, 
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Cycloalkyloxy, Haloalkoxy, ggf . 
subst. Aryl oder ggf, subst. Aryloxy; 

ein Rest der allgemeinen Formel 2 




: die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 

5- oder 6-gliedrige heterocyclische , gesattigte oder 
unges&ttigte Reste, enthaltend ein bis drei Hetero- 
atome, ausgew&hlt aus der Gruppe Sauerstoff, Schwefel 
oder Sticks toff, der gegebenenf alls durch Halogen, 
Cyano, Nitro, eine Gruppe -CO-R 8 , Alkyl, Halonalkyl, 
Cycloalkyl, Alkoxy, Haloalkoxy, Alkylthio, Haloalkyl- 
thio, Di-alkylamino oder gegebenenf alls durch Halogen, 
Cyano, Nitro, Alkyl oder Haloalkyl substituiertes 
Phenyl oder eine Oxogruppe, die gegebenenf alls auch in 
der tautomeren Form als Hydroxygruppe vorliegen kann, 
substituiert ist oder der mit einem ankondensierten 
durch Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl oder Haloalkyl sub- 
stituierten Phenylring, einem ankondensierten Carbocy- 
clus oder einem ankondensierten, gegebenenf alls durch 
Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl, Di-alkylamino, Alkoxy, 
Haloalkoxy, oder Haloalkyl substituierten zweiten 
Heterocyclus ein bicyclisches System bildet, 

konnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhan- 
gig voneinander fur Wasserstoff , Alkyl, Alkenyl, 
Alkinyl, Cycloalkyl, Cycloalkenyl , Cycloalkylalkyl , Cy- 
cloalkylalkenyl, Cycloalkylalkinyl , Aryl, Arylalkyl, 
Arylalkenyl, Arylalkinyl, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, 
Alkinyloxy, Cycloalkoxy, Cycloalkylalkoxy, Cycloalky- 
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lalkenyloxy, Cycloalkylalkinyloxy , Cycloalkenyloxy, 
Aryloxy, Arylalkoxy, Ary lalkenyloxy , Arylalkinyloxy , 
Thio, Alkylthio, Alkenylthio, Alkinylthio, Cycloalkyl- 
thio , Cycloalkylalkyl thio , Cycloalkylalkenyl thio , Cy - 
5 cloalkylalkinylthio, Cycloalkenylthio, Arylthio, Ary- 

lalkylthio, Arylalkenyl thio, Arylalkinyl thio , Amino, 
ggf. subst. Mono- Oder Dialkylamino , ggf . subst. Mono- 
oder Diarylamino, ggf- subst. N-Alkyl-N-arylamino, wo- 
bei Alkyl und Aryl gleich Oder verschieden sein konnen, 

10 Alkenylamino, Alkinylamino, Cycloalkylamino, Cycloalke- 

nylamino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Alkenylsulf onyl , Al - 
kinylsulf onyl, Cycloalkylsulf onyl, Cycloalkylalkylsul - 
f onyl, Cycloalkylalkenylsulf onyl , Cycloalkylalkinylsul- 
fonyl, Arylsulf onyl, Arylalkylsulf onyl , Arylalkenyl sul - 

15 fonyl, Arylalkinylsulfonyl , Sulfoxyl, Alkylsulf oxyl , 

Alkenylsulf oxyl, Alkinylsulf oxyl , Cycloalkylsulf oxyl , 
Cycloalkylalkylsulf oxyl, Cycloalkylalkenylsulf oxyl , Cy- 
cloalkylalkinylsulf oxyl, Arylsulf oxyl , Arylalkylsulf o- 
xyl, Arylalkenylsulfoxyl, Arylalkinylsulf oxyl , ggf. 

20 subst. Mono- oder Dialkylaminosulf onyl , ggf. subst. 

Mono- oder Diarylaminosulf onyl, ggf. subst. N-Alkyl- 
N-arylaminosulfonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 
verschieden sein kdnnen, Alkylcarbonyl , Alkenyl- 
carbonyl, Alkinylcarbonyl , Cycloalkylcarbonyl , Cycloal- 

25 kyl alkylcarbonyl, Cycloalkylalkenylcarbonyl , Cycloalky- 

lalkinylcarbonyl , Arylcarbonyl , Aryl alkylcarbonyl , Ary- 
1 alkeny lcarbonyl , Aryl alkinylcarbonyl , Carboxyl , 
Alkoxycarbony 1 , Alkenyloxycarbonyl , Alkinyloxycarbonyl , 
Cycloalkoxycarbonyl , Cycloalkylalkoxycarbonyl , Cycloal - 

3 o kylalkenyloxycarbonyl , Cycloalkylalkinyloxycarbonyl , 

Aryloxycarbonyl, Arylalkoxycarbonyl, Aryl alkenyloxycar- 
bonyl, Aryl alkinyloxycarbonyl, Arninocarbonyl, ggf. 
subst. Mono- oder Dialkylaminocarbonyl , ggf. subst. 
Mono- oder Di aryl arninocarbonyl, ggf. subst. N-Alkyl- 

35 N-arylaminocarbonyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder 

verschieden sein kdnnen, ggf. subst. Mono- oder Dial- 
kylcarbonylamino, ggf. subst. Mono- oder Diarylcarbony- 
lamino, ggf. subst. N-Alkyl -N-arylcarbonylamino, wobei 
Akyl und Aryl gleich oder verschieden sein konnen, Al - 

40 koxyaminocarbonyl , Alkeny loxycarbonylamino , Alkinyloxy- 

carbonylamino, Cycloalkoxycarbonyl amino, Cycloalkylal - 
koxycarbonylamino, Cycloalkyl alkenyloxycarbonyl amino, 
Cycloalkylalkinyloxycarbonylamino , Aryloxycarbonyla - 
mino, Arylalkoxycarbonylamino, Arylalkenyloxycarbonyla- 

45 mino, Aryl alkiny loxycarbonylamino, Halogen, Haloalkyl, 

Haloalkenyl, Haloalkinyl, Haloalkoxy, Haloalkenyloxy , 
Haloalkinyloxy, Haloalkyl thio, Haloalkenyl thio, Haloal- 
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kinylthio, Haloalkylami.no, Haloalkenylamino , Haloalki - 
nylamino, Haloalkylsulf onyl , Haloalkenylsulf onyl , Halo- 
alkinylsulf onyl , Haloalkylsulf oxyl , Haloalkenylsulf o- 
xyl , Haloalkinylsulf oxyl , Haloalkylcarbonyl , Haloalke- 
5 nylcarbonyl, Haloalkinylcarbonyl , Haloalkoxycarbonyl, 

Haloalkenyloxycarbonyl , Haloalkinyloxycarbonyl , Haloal - 
kylaminocarbonyl , Haloalkenylaminocarbonyl , Haloalkiny - 
laminocarbonyl , Haloalkoxycarbonylamino, Haloalkenylo - 
xycarbonylamino , Haloalkinyloxycarbony lamino , Cyano 
10 Oder Nitro oder ein der folgenden Gruppen: 



15 



20 



25 



30 



35 



^ NH ^ Alkyl 



NH 



-Ar 



^ ^ 0^ ^ Alkyl 



^Ns^ ^<CH 2 ) m . 



Ar 



(CH 2 ) n (CH 2 ) m Alkyl 

(CH 2 ) n (CH 2 ) m Ar 

O 
II 

^C^. ^ NH \ .Alkyl 
NH (CH 2 )nT 

O 

II 

C^s. ^-NH^ Ar 
^ NH (CH 2 )nT 

n = 1, 2, 3;m=0, 1, 2, 3 

40 

R«, R 5 konnen gemeinsam eine fiinf- Oder sechsgliedr ige, gesat- 
tigte Oder unges&ttigte, arornatische Oder nicht aroma - 
tische, ggf . subst. Alkylen-, Alkenylen- Oder Alkdieny- 
45 lenkette bilden; 



R 8 Alkyl, Haloalkyl, Alkoxy, Oder NR 9 R 10 , 
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Wasserstoff Oder Alkyl, 



5 

2. 

10 3. 

4. 

15 

20 5. 
25 

6. 

30 
35 
40 
45 



Rl° Alkyl, 

sowie landwirtschaf tlich ubliche Salze der 4-Benzoylisothia - 
zole der allgemeinen Formel 1. 

4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach Anspruch 
1, in der X Sauerstoff bedeutet. 

4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach Anspruch 1 
oder 2, in der Ri Wasserstoff oder ggf . subst. Alkoxycarbonyl 
bedeutet . 

4 -Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel I nach einem der 
Anspruche 1 bis 3, in der R 2 Alkyl, Cycloalkyl, Aryl, das 
einfach oder mehrfach durch Halogen oder Haloalkyl substi- 
tuiert sein kann, oder Hetaryl, das einfach oder mehrfach 
durch Halogen substituiert sein kann. 

4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 gemaB einem der 
Anspruche 1 bis 4, in der R2 Methyl, Ethyl, Isopropyl, tert. 
Butyl , Cyclopropyl, 1-Methylcyclopropyl , 3-Trif luormethyl - 
phenyl , 2 , 4-Dif luorphenyl , 1 , 3-Benzodioxolyl , 2 , 2-Di - 
f luor-1 , 3-benzodixolyl, 1, 3-Benzoxathiolyl , 

3, 3-Dioxo-l, 3-Benzoxathiolyl, Benzoxazolyl, Pyrazolyl oder 
Thienyl bedeutet. 

4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach einem der 
Anspruche 1 bis 5, in der R3 fur einen Rest der allgemeinen 
Formel 2 



steht, in der Z die in Anspruch 1 angegebene Bedeutung hat 
und die Substituenten R 4 -R 7 die folgende Bedeutung haben: 

R'-R? konnen gleich oder verschieden sein und stehen unabhan- 
gig voneinander fur Wasserstoff, Alkyl, Cycloalkyl, 
Aryl, Hydroxy, Alkoxy, Cycloalkoxy, Aryloxy, Thio, 
Alkylthio, Cycloalkyl thio , Arylthio, Amino, ggf- sub- 
stituiertes Mono- oder Dialkylamino bzw. Mono- oder 
Diarylamino bzw. N-Alkyl-N-arylamino, wobei Alkyl und 
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Aryl gleich Oder verschieden sein kdrmen, Cycloalkyl- 
amino, Sulfonyl, Alkylsulf onyl , Cycloalkylsulf onyl , 
Arylsulf onyl , Sulf oxyl , Alkylsulf oxyl , Cycloalkylsulf o - 
xyl , Arylsulf oxyl , Alkylcarbonyl , Cycloalkylcarbonyl, 
5 Arylcarbonyl , Carboxyl , Alkoxycarbonyl , Cycloalkoxy- 

carbonyl, Aryloxycarbonyl, Aminocarbonyl , ggf . substi- 
tuiertes Mono- oder Dialkylaminocarbonyl bzw. Mono- 
oder Diarylaminocarbonyl bzw. N-Alkyl-N-arylaminocarbo- 
nyl, wobei Alkyl und Aryl gleich oder verschieden sein 

10 konnen , Alkoxycarbonylamino , Cycloalkoxycarbonylamino , 

Aryloxycarbonyl amino , Halogen, Haloalkyl, Haloalkoxy, 
Haloalkyl thio, Haloalkylamino, Haloalkylsulf onyl , Halo- 
alkylsulf oxyl , Haloalkylcarbonyl , Haloalkoxycarbonyl , 
Haloalkylamimocarbonyl , Haloalkoxycarbonylamino , Cyano 

15 oder Nitro; 

R4, konnen gemeinsam eine funf- oder sechsgliedrige, gesat- 
tigte oder ungesattigte, aromatische oder nicht aroma - 
tische, ggf- subst. Alkylen-, Alkenylen- oder Alkdieny- 
20 lenkette bilden; 



25 



30 



4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach einem der 
Anspruche 1 bis 6, in der fur einen Rest der allgemeinen 
Formel 2a 



R 4 R 5 
R 7 

2a 



R* 



steht . 



35 8. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 gemaS der An- 

spruche 1 bis 6, in der R* fur einen Rest der allgemeinen For- 
mel 2b 




45 

steht . 
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9. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach einem der 
Anspruche 1 bis 6, in der R* fur einen Rest der allgemeinen 
Formel 2c 




steht . 



10. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach Anspruch 1 
15 bis 6, in der R 3 fur einen Rest der allgemeinen Formel 2d 



20 




2d 



steht, und R* und R 6 gleich oder verschieden sind und unabhan- 
25 gig voneinander fur Alkyl, Alkoxy, Alkylsulf onyl , Aryloxy, 

Halogen oder Haloalkyl stehen. 



11. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach Anspruch 1 
bis 6, in der R* fur einen Rest der allgemeinen Formel 2d 

30 

z 




steht, und R* und R 6 gleich oder verschieden sind und unabhan- 
gig voneinander fur Fluor, Chlor, Brom, Methylsulf onyl , 
40 Ethylsulf onyl, Dif luormethyl , Trif luormethyl , Tetraf luorethyl 

oder Trichlormethyl stehen. 
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12. 4 -Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 nach einem der 
Anspriiche 1 bis 6, in der R 3 fur einen Rest der allgemeinen 
Formel 2e 



R5 

R 4 | . R 6 




10 



2e 



steht, und R 4 , R 5 und R 6 gleich Oder verschieden sind und un- 
abhangig voneinander fur Alkyl, Alkoxy, Aryloxy, Alkyl - 
sulfonyl, Halogen Oder Haloalkyl, stehen. 

15 

13. 4-Benzoylisothiazole der allgemeinen Formel 1 gemaB nach An- 
spruch 12, in der R 3 fur einen Rest der allgemeinen Formel 2e 




Z 

2e 

25 



steht, und R 4 , R 5 und R 6 gleich Oder verschieden sind und un- 
abh&ngig voneinander fur Methoxy, Ethoxy, Phenoxy, Methyl - 
sulfonyl, Ethylsulf onyl, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Difluor- 
methyl, Trif luormethyl , Tetraf luorethyl Oder Trichlormethyl 
30 stehen. 



14. Verfahren zur Herstellung der 4-Benzoylisothiazole der allge- 
meinen Formel 1 gem&B Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet , dafi 
man eine Isothiazolhalogenverbindung der allgemeinen Formel 3 

35 




45 



in der Y Halogen bedeutet, mit elementarem Magnesium, einer 
magnesiumorganischen oder einer lithiumorganischen Verbindung 
und einem Carbonsaurederivat der allgemeinen Formel 4, 
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Y 



O 
4 

in der T Halogen, N-Alkoxy-N-alkylamino Oder Cyano bedeutet 
in Gegenwart eines inerten Losungsmi ttels in einem 
Temperaturbereich von -78 °C bis 111 °C miteinander umsetzt. 

15. Verfahren zur Herstellung der 4-Benzoylisothiazole der allge- 
meinen Formel 1 gemaB Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet , daB 
man ein Halogenbenzol der allgemeinen Formel 5 

R 3 Y 



20 in der Y Halogen, bedeutet mit elementarem Magnesium, einer 

magnesiumorganischen oder einer lithiumorganischen Verbindung 
und einem isothiazolcarbonsaurederivat der allgemeinen Formel 
6a oder 6b, 

25 




in der R 11 Halogen oder N-Alkoxy-N-alkylamino bedeutet in 
Gegenwart eines inerten LGsungsmi ttels in einem Tempera tur- 
35 bereich von -78°C bis 111°C miteinander umsetzt. 

16. Herbizide Mittel, die ein 4-Benzoylisothiazol der allgemeinen 
Formel 1 gem&B Anspruch 1 und inerte Zusatzstoffe enthalten. 

40 17. Verfahren zur Bekampfung unerwunschten Pf lanzenwuchses , da- 
durch gekennzeichnet, daB man die unerwunschten Pf lanzen und/ 
oder ihren Lebensraum mit einer herbizid wirksamen Menge 
eines 4-Benzoylisothiazols der allgemeinen Formel 1 gemaB An- 
spruch 1 behandelt. 
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